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(54) Title: 3-HETEROCYCLYL-SUBSTITUTED BENZOYL DERIVATIVES 
(54) Bezeichnung: 3-HETEROXYCLYL^UBSTITUIERTE BENZOYLDERIVATE 
(57) Abstract 

O Rl 

The invention concerns benzoyl 
derivatives of formula (I) in which the 
variables have the following meanings: 
R^ R^: hydrogen, nitro, halogen, cyano, 
alkyl, alkyi halide, alkoxy, alkoxy halide, 
alkylthio, alkylthio halide, alkylsulphinyl, 
alkylsulphinyl halide, alkylsulphonyl, or 
Gi-Ce alkylsulphonyl halide; R^: hydrogen, 
halogen or alkyl; R"*, R^: hydrogen, halogen, cyano, nitro, alkyl, alkoxy, alkylthio, dialkylamino, phenyl or carbonyl, wherein the six 
last-mentioned groups can be substituted; X: O, S, NR^*, CO or CRi^^H; Y: O, S, NR*^ CO or CR'3r14; rI5. optionally substituted 
pyrazole which is bonded in position 4 and carries a hydroxy or sulphonyloxy group in position 5, The invention also concerns: the salts 
of these 3-heterocyclyl-substituted benzoyl derivatives which can be used for agricultural purposes; processes and intermediate products 
for preparing these substances; agents containing them; and the use as herbicides of these derivatives or agents containing them. 

(57) Zusammenfassung 

Die Erfindung betrifft Benzoylderivate der Fomiel (I), in der die Variablen folgcnde Bedeutungen haben: R^ R^ Wasscrstoff, 
Nitro, Halogen, Cyano, Alkyl, Halogenalkyl, Alkoxy, Halogcnalkoxy. Alkylthio, Halogenalkylthio, Alkylsulfinyl, Halogenalkylsulfinyl, 
Alkylsulfonyl oder Ci-Ce-Halogenalkylsulfonyl; R^ Wasserstoff, Halogen oder Alkyl; R**, R^ Wasserstoff, Halogen. Cyano, Nitro, Alkyl, 
Alkoxy. Alkylthio, Dialkylamino, Phenyl oder Carbonyl, wobei die 6 letztgenannten Reste substituiert sein kdnnen; X O, S, NR^^, CO 
Oder CR'0R»1; Y 0. S. NR^^^ qq q^^^ CR'^R*^; r15 gegebenenfalls substituiertes in 4-5tellung verknUpftes Pyrazol, das in 5-Stellung 
einen Hydroxy- oder Sulfonyloxy-Rest tragt; sowie deren landwirtschaftlich brauchbaren Salze; Verfahren und Zwischenprodukte zur 
Herstellung der 3-Heterocyclyl-substituicrten Benzoylderivate; Mittel, welche diese enthalten; sowie die Verwendung dieser Derivate oder 
diese enthaltenden Mittel zur Bekampfung unerwiinschter Pflanzen. 
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3-Heterocyclyl-s\ibstituierte Benzoylderivate 

Beschreibung 

5 t 

Die vorliegende Erfindung betrifft 3-Heterocyclyl-substituierte 

Benzoylderivate der Potmel I 



10 




15 



in der die Variablen folgende Bedeutiingen haben: 



Ri, r2 wasserstoff, Nitro, Halogen, Cyano, Ci-Cs-Alkyl, 

Ci-Ce-Halogenalkyl, Cx-Ce-Alkoxy, Ci-Cg-Halogenalkoxy, 
20 Ci-Cs-Alkylthio, Ci-Cg-Halogenalkylthio, Ci-Ce-Alkyl- 

sulfinyl, Ci-Ce-Halogenalkylsulf inyl, Ci-Cg-Alkyl- 
sulfonyl Oder Ci-Ce-Halogenalkylsulf onyl; 

r3 Wasserstoff, Halogen Oder Ci-Ce-Alkyl; 

25 

r4, r5 Wasserstoff, Halogen/ Cyano^Nitro, Ci-C4-Alkyl, 

Ci-C4-Alkoxy-Ci-C4-alkyl, Di- (Ci-C4-alkoxy) -Ci-C^-alkyl, 
Di- (Ci-C4-alkyl) -amino -Ci -04- alkyl, [2, 2-Di- (C1-C4- 
alkyl) -hydrazino-l] -Ci-C4-alkyl/ Ci-Ce-Alkyliminooxy- 
ao Ci-C4-alkyl, Ci-C4-Alkoxycarbonyl-Ci-G4-alkyl, 

Ci-C4-Alkylthio-Ci-C4-alkyl, Ci-C4-Halogenalkyl, 
Ci-C4-Cyanoalkyl, Ca-Ca-Cycloalkyl, Ci-C4-Alkoxy, 
Ci-C4"Alkoxy-C2-C4-alkoxy, Ci-C4-Halogenalkoxy, Hydroxy, 
Ci-C4-Alkylcarbonyloxy, Ci"C4-Alkylthio, C1-C4 -Halogen - 
35 alkylthio, Di- (Ci-C4-alkyl) -amino, COR^, Phenyl Oder 

Benzyl/ wobei die beiden letztgenannten Substituenten 
partiell Oder vollstandig halogeniert sein konnen und/ 
Oder eine bis drei der f olgenden Gruppen tragen konnen: 
Nitro, Cyano, Ci-C4-Alkyl, Ci-G4-Halogenalkyl, 
40 Ci-C4-Alkoxy Oder Ci-C4-Halogenalkoxy; 

Oder 



r4 und r5 bilden gemeinsam eine C2-C6"Alkandiyl-Kette, die ein- 
45 bis vierfach durch Ci-C4-Alkyl svibstituiert sein kann 

und/oder durch Sauerstoff oder einen gegebenenf alls 
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Oder 

S 

r4 und R5 



R6 

10 



BP 
15 R9 
X 

y 

20 

R^ Rl2 
RlO, Rll, 

25 

Oder 

R^ und R9 

30 



35 

RlS 



40 



45 



2 

Ci-C4-Alkyl substituierten Stickstoff unterbrochen sein 
kann; 



bilden gemeinsam mit dem zugehdrigen Kohlenstoff eine 
Carbonyl- Oder eine Thiocarbonylgruppe; 

Wasserstoff, Cx-C4-Alkyl, Ci-C4-Halogenalkyl, 

C 1 - C4 - Alkoxy , Ci - C4 • Alkoxy - C2 - C4 - a Ikoxy , Cx - C4 - Ha 1 ogen - 

alkoxy , C3 -Ce - Alkenyloxy , C3 -Cg -Alklnyloxy oder NR^rb ; 

Wasserstoff Oder Ci-C4-Alkyl; 
Ci-C4-Alkyl; 

O, S, NR9, CO Oder CRI-OrH; 
0, S, NRl2, CO Oder CR^^rU; 
Wasserstoff oder Ci-Ci-Alkyl; 

Ri3^ r14 Wasserstoff, Ci-C4-Alkyl, C1-C4 -Halogenalkyl, 
Ci -C4 - Alkoxycarbonyl , Ci -C4 -Halogenalkoxycarbonyl oder 
CONR7r8; 



Oder R4 und R^^ oder R^ und R^^ oder R^ und R^^ bilden 
gemeinsam eine G2-C6-Alkandiyl-Kette, die ein- bis 
vierfach durch Ci-C4-Alkyl substituiert sein kann 
xmd/oder durch Sauerstoff oder einen gegebenenf alls 
Ci-C4-Alkyl substituierten Stickstoff unterbrochen sein 
kann; 

ein in 4-Stellung verknupftes Pyrazol der Formel II 




Ri6 Ci-Ce-Alkyl; 
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Z 



3 

H Oder S02Ri'^; 



Ri7 



Ci-C4-Alkyl, Ci-C4-Halogenalkyl, Phenyl 
Oder Phenyl, das partiell oder vollstSndig 
halogeniert ist und/oder bine bis drei der 
folgenden Gruppen tr^gt: 

Nitre, Cyano, Ci-C4-Alkyl, Ci-C4-Halogenalkyl, 
Ci-C4-Alkoxy Oder Ci-C4-Halogenalkoxy; 



5 



10 



Rl8 



Wasserstoff oder Ci-Cs-Alkyl 



bedeuten; 



wobei X und Y nicht gleichzeitig fur Sauerstof f oder Schwef el 



mit Ausnahme von 4- [2-Chlor-3- (4, 5-dihydroisoxa2ol-3-yl) -4- 
20 methylsulfonyl -benzoyl] -1 -ethyl- 5 -hydroxy- lH*pyrazol, 

4- [2-Chlor-3- (4, 5-dihydroisoxazol-3-yl) -4 -methylsulfonyl -ben- 
zoyl] -1,3 -dimethyl -5 -hydroxy -IH-pyrazol, 4- [2-Chlor-3- {5-cyano- 
4 , 5 - dihydroisoxazol - 3 -yl ) 4 -methylsulfonyl -benzoyl] - 1 , 3 -dimethyl 

5 - hydroxy- IH-pyrazol, 4- [2-Chlor-3- (4, S-dihydrothiazol-2 -yl) -4- 
25 methylsulfonyl -benzoyl] -1, 3-dimethyl-5-hydroxy-lH-pyrazol und 

4- [2-Chlor-3- ( thiazolin-4 , 5 -dion-2 -yl) - 4 -methylsulfonyl -ben- 
zoyl] - 1 , 3 - dimethyl - 5 - hydroxy - IH - pyrazol ; 

sowie deren landwirtschaf tlich brauchbaren Salze* 

30 

AuBerdem betrif f t die Erf indung Verf ahren und Zwischenprodukte 
zur Hers t el lung von Verbindungen der Formel I, Mittel welche 
diese enthalten sowie die Verwendung dieser Derivate oder diese 
enthaltende Mittel zur Schadpf lanzenbekampfung. 



Aus der Literatur, beispielsweise aus WO 96/26206 sind 
Pyrazol-4 -yl-benzoylderivate bekannt , 

Die herbiziden Eigenschaf ten der bisher bekann ten Verbindungen 
40 sowie die Vertraglichkeiten gegenuber Kulturpf lanzen konnen 
jedoch nur bedingt befriedigen. Es lag daher dieser Erf indung 
die Aufgabe zugrunde, neue, insbesondere herbizid wirksame, 
Verbindungen mit verbesserten Eigenschaf ten zu finden. 



15 stehen; 



und 



35 



45 



Demgemaa wurden die 3 -Heterocyclyl-substituierten Benzoylderivate 
der Pormel I sowie deren herbizide Wirkung gefunden. 



PCT/EP98/00069 

Femer wurden herbizide Mittel gefunden, die die Verbindungen I 
enthalten and eine sehr gute herbizide Wirkung besitzen. Aufierdem 
wurden Verfahren zur Herstellung dieser Mittel und Verfahren zur 
Bekampfung von unerwunschtem Pf lanzenwuchs rait den Verbindungen I 
5 gefunden* ' 

Die Verbindungen der Formel I kdnnen je nach Siibstitutionsmnster 
ein Oder mehrere ChiralitStszentren enthalten und liegen dann als 
Enantiomeren oder Diastereomerengemische vor. Gegenstand der Er- 
10 f indung sind sowohl die reinen Enantiomeren oder Diaatereomeren 
als auch deren Gemische, 

i)ie Verbindxingen der Formel I konnen auch in Form ihrer landwlrt- 
schaftlich brauchbaren Salze vorliegen, wobei es auf die Art des 
15 Salzes in der Kegel nicht ankommt. Im allgemeinen koramen die 

Salza derjenigen Kationen oder die Saureadditionssalze derjenigen 
Sauren in Betracht/ deren Kationen, beziehungsweise Anionen, die 
herbizide Wirkung der Verbindungen I nicht negativ beeintrSchti- 
gen. 

20 

Es kommen als Kationen* insbesondere lonen der Alkalimetalle, 
vorzugsweise Lithixxm, Natrium und Kalium, der Erdalkalimetalle, 
vorzugsweise Calcium und Magnesium, und der Ubergangsmetalle, 
vorzugsweise Mangan, Kupfer, Zink und Eisen, sowie Ammonium, 

25 wobei hi er gewdnschtenf alls ein bis vier Wasserstof f atome durch 
, Ci-C4-Alkyl, Hydroxy - Ci - C4- a Iky 1, Ci-C4-Alkoxy-Ci-C4-alkyl, 

Hydroxy-Ci-C4-alkoxy-Ci-C4-alkyl, Phenyl oder Benzyl ersetzt sein 
konnen, vorzugsweise Ammonium, Dimethylammonium, Diisopropyl- 
ammonium, Tetramethylammonium, Tetrabutylammonium, 2 - (2 -Hydroxy- 

30 eth-l-oxy) eth-l-ylamraonivmi, Di ( 2 -hydroxyeth-l-yl) ammonium, 

Trimethylbenzylammonium, des weiteren Phosphoniumionen, Sulfon- 
iumionen, vorzugsweise Tri (Ci -C4 -alkyl) sulfonium und Sulfoxonium- 
ionen, vorzugsweise Tri (C1-C4 -alkyl) sulfoxonium, in Betracht* 

35 Anionen von brauchbaren Saureadditionsalzen sind in erster Linie 
Chlorid, Bromid, Fluorid, Hydrogensulf at, Sulfat, Dihydrogen- 
phosphat, Hydrogenphosphat, Nitrat, Hydrogencarbonat, Carbonat, 
Hexaf luorosilikat, Hexaf luorophosphat, Benzoat sowie die Anionen 
von Ci-C4-Alkansauren, vorzugsweise Formiat, Acetat, Prop ionat und 

40 Butyrat, 

Die fur die Subs t ituen ten R^-R^^ oder als Reste an Phenylringen 
genannten organischen Molekulteile stellen Sammelbegrif f e fur 
individuelle Auf zahlungen der einzelnen Gruppenmitglieder dar* 
45 SSmtliche Kohlenwasserstof fketten, also alle Alkyl-, Halogen- 
alkyl- , Cyanoalkyl- , Alkoxy-, Halogenalkoxy- , Alkyliminooxy- , 
Alkylcarbonyloxy, Alkylthio-, Halogenalkylthio- , Alkylsulf inyl- , 



• 
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. 5 . 

Halogenalkylsulfinyl-, Alkylsulf onyl- , Halogenalkylsulf onyl- , 
Alkoxycarbonyl - , Halogeualkoxycarbonyl , Alkenyloxy-, Alkinyloxy-, 
Dialkylamino - , Dialkylhydraz ino - , Alkoxyalkyl - , Hydroxyalkoxyal - 
kyl, Di alkoxyalkyl-, Alkylthioalkyl- , Dialkylaminoalkyl - , Dial- 
5 kylhydrazinoalkyl-, Alkyliminooxyalkyl- , Alkfoxycarbonylalkyl - und 
Alkoxyalkoxy- Telle konnen geradkettig oder verzweigt sein. Sofern 
nicht anders angegeben tragen halogenierte S\±>stituenten vorzugs- 
weise ein bis fiinf gleiche oder verschiedene Halogenatome. Die 
Bedeutung Halogen steht jeweils fur Fluor, Chlor, Brom oder Iod» 

10 

Femer bedeuten beispielsweise: 

- Ci-C4-Alkyl: sowie die Alkylteile von Di- {Ci-C4-alkoxy) - 

Ci-C4"alkyl, [2,2-Di- (Ci-C4-alkyl) -hydrazino-1] -Ci-C4-alkyl, 
15 Ci-C6-Alkyliminooxy-Ci-C4-alkyl, Hydroxy -C1-C4- alkoxy-Ci-C4 - 

alkyl und Ci -C4- Alky Icarbonyloxy: 2. B, Methyl, Ethyl, Propyl, 

1- Methylethyl, Butyl, 1-Methylpropyl, 2-Methylpropyl und 

1 . 1 - Dimethyl ethyl ; 

20 - Ci-Ce -Alkyl: C1-C4 -Alkyl, wie voranstehend genannt, sowie 
2 . B . Pentyl , 1 -Methylbutyl , 2 -Methylbutyl , 3 -Me thylbutyl , 

2.2 - Dime thy Ipropyl , 1 -Ethylpropyl , Hexyl , 1 , 1 -Dimethylpropyl , 

1.2- Dimethylpropyl, 1-Methylpentyl, 2-Methylpentyl, 3-Methyl- 
pentyl, 4-Methylpentyl, 1, 1- Dime thylbutyl/ 1,2-Dimethylbutyl, 

25 1,3-Dimethylbutyl, 2,2-Dimethylbutyl, 2 , 3 -Dimethylbutyl, 

3. 3 - Dime thylbutyl, 1-Ethylbutyl, 2-Ethylbutyl, 1, 1, 2-Tri- 
methylpropyl , 1 -Ethyl - 1 -me thy Ipropyl und 1 -Ethyl - 3 -methyl - 
propyl ; 

30 - Ci-C4-Halogenalkyl: einen Ci-C4-Alkylrest wie vorstehend 

genannt, der partiell oder vollstandig durch Fluor, Chlor, 
Brom und/oder lod substituiert ist, also z.B. Chlormethyl, 
Dichlormethyl, Trichlormethyl, Fluormethyl, Dif luormethyl, 
Trif luormethyl, Chlorf luormethyl, Dichlor fluormethyl, Chlor - 

35 dif luormethyl, 2-Fluorethyl, 2-Chlorethyl, 2-Bromethyl, 

2- Iodethyl, 2,2-Difluorethyl, 2,2,2-Trifluorethyl, 2-Chlor- 

2- fluorethyl, 2-Chlor-2,2-dif luorethyl, 2 , 2-Dichlor-2-f luor- 
ethyl, 2,2,2-Trichlorethyl, Pentaf luorethyl, 2-Fluorpropyl, 

3- Fluorpropyl, 2,2-Dif luorpropyl, 2, 3-Dif luorpropyl, 2-Chlor- 
40 propyl, 3-Chlorpropyl, 2, 3-Dichlorpropyl, 2-Brompropyl, 

3-Brompropyl, 3,3, 3-Trifluorpropyl, 3,3, 3-Trichlorpropyl, 
2,2,3,3,3-Pentafluorpropyl, Heptafluorpropyl, l-(Fluor- 
methyl)-2^f luorethyl, 1- (Chlormethyl) -2-chlorethyl, 1- (Brom- 
methyl)-2-bromethyl, 4-Fluorbutyl, 4-Chlorbutyl, 4-Brombutyl 
45 und Nonaf luorbutyl; 
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Ci-C6-Halogenalkyl ; Ci-C4-Halogenalkyl wie voranstehend ge- 
naiint, sowie z.B. 5-Fluorpentyl, 5-Chlorpentyl, 5-Brompentyl, 

5 - lodpentyl , Undecaf luorpentyl , 6 -Fluorhexyl , 6 -Chlorhexyl , 

6- Bromhexyl, 6-Iodhexyl und Dodecaf luorhexyl; 
5 ^ 

Ci-C4-Cyanoalkyl: z.B. Cyanomethyl, 1-Cyanoeth-l-yl^ 
2-Cyanoeth-l-yl, 1-Cyanoprop-l-yl, 2-Cyanoprop*l~yl, 3-Cyano- 
prop-l-yl, l-Cyanoprop-2-yl, 2"Cyanopr6p-2-yl, l-Cyanobut- 

1- yli 2-Cyanobut"l-yl, 3-Cyanobut-l-yl, 4-Cyanobut-l-yl, 

10 l-Cyanobut-2-yl, 2"Cyanobut"2-yl, l-Cyanobut-3-yl, 2-Cyano- 

but"3-yl, l-Cyano-2-methyl-prop-3-yl, 2-Cyano-2-methyl- 
prop-3-yl, 3-Cyano"2-methyl^prop-3-yl und 2-Cyanomethyl- 
prop-2-yl; 

15 - C1-C4 -Alkoxy: sowie die Alkoxyteile von Di- {Ci-C4-alkoxy) - 
Cx-C4-alkyl und Hydroxy-Ci-C4-alkoxy-Ci-C4-alkyl, z.B. 
Methoxy, Ethoxy, Propoxy, 1-Methylethoxy, Butoxy, 1 -Methyl- 
propoxy, 2-Methylpropoxy und 1 , l-Dimethylethoxy; 
20 - Ci-Cfi-Alkoxy: Ci-C4-Alkoxy wie voranstehend genannt, sowie 

z.B. Pentoxy, 1-Methylbutoxy, 2 -Methylbutoxy, 3 -Methoxy Ibut- 
oxy, 1,1- Dime thylpropoxy, 1, 2-Dimethylpropoxy, 2 , 2-Dlmethyl- 
propoxy, 1-Ethylpropoxy, Hexoxy, 1-Methylpentoxy, 2 -Me thy 1- 
pentoxy, 3-Methylpentoxy, 4 -Me thy Ipentoxy, 1, 1 -Dimethyl - 
25 butoxy,l,2-Dimethylbutoxy, 1, 3-Dimethylbutoxy, 2,2-Dimethyl- 

butoxy, 2,3-Dimethylbutoxy, 3,3"Dimethylbutoxy, 1-Ethyl- 
butoxy, 2-Ethylbutoxy, 1, 1, 2-Trimethylpropoxy, 1,2,2-Tri- 
methylpropoxy, 1-Ethyl-l-methylpropoxy und l-Ethyl-2-methyl- 
propoxy; 

30 

Ci-C4-Halogenalkoxy: einen C1-C4 -Alkoxyrest wie voranstehend 
genannt, der partiell oder veils tandig durch Fluor, Chlor, 
Brom und/ Oder lod sxibstituiert ist, also z.B, Fluormethoxy, 
Dif luormethoxy, Trifluor methoxy, Chlor difluormethoxy, Bromdi- 
35 f luormethoxy, 2 -Fluorethoxy, 2-Chlorethoxy, 2 -Brommethoxy, 

2- Iodethoxy, 2, 2 -Di fluorethoxy, 2, 2, 2-Trif luorethoxy, 
2 -Chlor-2 -fluorethoxy, 2-Chlor-2, 2-dif luorethoxy, 

2, 2 -Dichlor- 2 -fluorethoxy, 2, 2, 2-Trichlorethoxy, Pentafluor- 
ethoxy, 2 -Fluorpropoxy, 3 -Fluorpropoxy, 2 -Chlorpropoxy, 

40 3 -Chlorpropoxy , 2 -Brompropoxy, 3 -Brompropoxy, 2 , 2 -Dif luor - 

propoxy, 2,3-Dif luorpropoxy, 2, 3-Dichlorpropoxy, 3,3,3-Tri- 
f luorpropoxy, 3 , 3 , 3 -Trichlorpropoxy, 2,2,3,3, 3 -Pentaf luor- 
propoxy. Hep taf luorpropoxy, 1- (Fluormethyl) -2 -fluorethoxy, 
1- (Chlormethyl) - 2-chlorethoxy, 1- (Brommethyl) -2 -bromethoxy, 

45 4-Pluorbutoxy, 4 -Chlorbutoxy, 4-Brombutoxy und. Nona f luor - 

butoxy; 
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Ci-Ce-Halogenalkoxy: C1-C4 -Halogenalkoxy wie voranstehend 
genannt, sowie z,B. 5-Fluorpentoxy, 5 -Chlorpentoxy, 5-Brom- 
pentoxy, 5-Iodpentoxy, Undecaf luorpentoxy, 6-Fluorhexoxy, 
6-Chlorhexoxy, 6 -Bromhexoxy, 6-Iodhexoxy und Dodecafluor- 
5 hexoxy; ' 

Ci-Ce-Alkyliminooxy: sowie die Ci-Ce-Alkyliminooxyteile von 
Ci-C6-Alkyliminooxy-Ci-C4-alkyl, 2*B. Methyliminooxy, Ethyl- 
iminooxy , 1 - Propyl iminooxy, 2 - Propyliminooxy/ 1 -Butylimi - 

10 nooxy, 2 -Butyliminooxy/ 2 -Methyl -prop- 1-yliminooxy, 1-Pentyl- 
iminooxy, 2 -Pentyliminooxy, 3 -Pentyliminooxy, 3 -Methyl- 
but-2-yliminoxy, 2-Methyl-but-l-yliminooxy, 3-Methyl- 
but-l-yliminooxy, 1-Hexyliminooxy, 2 -Hexyliminooxy, 3-Hexyl- 
iminooxy, 2 -Methyl -pent -1-yliminooxy, 3 -Methyl -pent- 1-ylimi- 

15 nooxy, 4 -Methyl -pent-l-yliminooxy, 2 -Ethyl -but- 1-yliminooxy, 
3-Ethyl-but-l-yliminooxy, 2,3 -Dimethyl -but- 1-yliminooxy, 
3 -Methyl -pent - 2 -yliminooxy , 4 -Methyl -pent - 2 -yliminooxy und 
3 , 3 -Dimethyl -but - 2 -y liminooxy ; 

20 - Ci-C4-Alkylthio: z.B. Methylthio, Ethyl thio. Propyl thio, 

1-Methylethylthio, Butylthio, 1-Methylpropylthio, 2 -Methyl - 
propylthio und 1, 1-Dimethylethylthio; 

Ci-Ce-Alkylthio: Ci-C4-Alkylthio wie voranstehend genannt, 
25 sowie z.B. Pentylthio, 1-Methylbutylthio, 2-Methylbutylthio, 

3- Methylbutylthio, 2,2-Dimethylpropylthio, 1-Ethylpropylthio, 
Hexylthio, 1, 1- Dime thy Ipropylthio, 1, 2-Dimethylpropylthio, 

1- Methylpentylthio, 2 -Methylpentylthio, 3 -Methylpentylthio, 

4- Methylpentylthio, 1, 1-Dimethylbutylthio, 1, 2 -Dimethylbutyl- 
30 thio, 1,3-Dimethylbutylthio, 2,2-Dimethylbutylthio/ 2,3-Di- 

methylbutylthio, 3, 3-Dimethylbutylthio, 1-Ethylbutylthio, 

2- Ethylbutylthio, 1, 1, 2-Triraethylpropylthio, 1 , 2 , 2 - Tr imethy 1 - 
propylthio, 1 -Ethyl -1 -me thylpropyl thio und 1 -Ethyl -2 -methyl - 
propylthio; 

35 

Cx-C^-Halogenalkylthio: einen Ci-C4-Alkylthiorest wie voran- 
stehend genannt, der partiell Oder vollstandig durch Fluor, 
Chlor, Brom und/oder lod substituiert ist, also z.B. Fluor- 
methylthio, Difluormethylthio, Trifluormethylthio, Chlor- 
40 dif luormethylthio, Bromdif luormethylthio, 2-Pluorethylthio, 

2 - Chlor ethyl thio, 2 -Bromethylthio, 2 -lode thy 1 thio, 2,2-Di- 
fluor ethyl thio, 2,2,2-Trifluorethylthio, 2,2, 2-Trichlor- 
ethylthio, 2-Chlor-2-f luorethylthio, 2 -Chlor-2, 2-dif luor- 
ethylthio, 2, 2-Dichlor-2-f luorethylthio. Pen tafluor ethyl thio, 

45 2-Fluorpropylthio, 3 -Fluorpropylthio, 2 - Chlorpr opyl thio , 

3- Chlorpropylthio, 2-Brompropylthio, 3 -Brompropylthio, 

2, 2-Dif luorpropylthio, 2, 3-Dif luorpropylthio, 2 , 3 -Dichlor- 
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propylthio, 3,3,3 -Trif luorpropylthio, 3,3,3 -Triclilorpropyl- 
thio , 2,2,3,3,3- Pentaf luorpropyl thio , Hep taf luorpropyl thio , 

1- (Fluormethyl) -2 -f luorethylthio, 1- (Chlormethyl) -2- chlor- 
ethylthio, 1- (Brommethyl) -2-bromethylthio, 4-Fluorbutylthio, 

5 4-Chlorbutylthio, 4 -Brombutylthio und Ncinaf luorbutylthio; 

Cl-C6-Halogenalkylthio: Ci-C4-Halogenalkylthio wie voran- 
stehend genannt, sowie z*B. 5-Fluorpentylthio, 5-Chlor- 
pentylthio, 5-Brompentylthio, 5-Iodpentylthio, Undecafluor- 

10 pentylthio, 6- Fluorhexyl thio, e-Chlorhexylthio, S-Bromhexyl- 
thio, 6 -lodhexylthio und Dodecaf luorhexylthic- 
Ci-Ce-Alkylsulf inyl (Ci-C^-Alkyl-S (=0) -) : 2.B, Methylsulf inyl, 
Ethylsulf inyl, Propylsulf inyl, 1-Methylethylsulf inyl, Butyl- 

15 sulfinyl, 1-Methylpropylsulf inyl, 2 -Methylpropylsulf inyl, 

1. 1- Dims thylethylsulf inyl, Pentylsulf inyl , 1 -Methylbutyl- 
sulfinyl, 2-Methylbutylsulf inyl, 3-Methylbutylsulf inyl, 

2.2- Diraethylpropylsulf inyl, 1-Ethylpropylsulf inyl, 1,1-Di- 
tnethylpropylsulf inyl, 1,2-Dimethylpropylsulf inyl, Hexyl- 

20 sulf inyl, 1-Methylpentylsulf inyl, 2 -Methylpentylsulf inyl, 

3-Methylpentylsiilf inyl, 4-Methylpentylsulf inyl, 1, 1 -Dimethyl- 
butylsulf inyl, 1, 2-Dimethylbutylsulf inyl, 1, 3 -Dimethylbutyl- 
sulfinyl, 2,2-Dimethylbutylsulf inyl, 2, 3-Dimethylbutylsul- 
finyl, 3, 3-Dimethylbutylsulf inyl, 1-Ethylbutylsulf inyl, 

25 2-Ethylbutylsulf inyl, 1, 1, 2 -Trimethylpropylsulf inyl, 

1, 2, 2-Trimethylpropylsulf inyl, 1 -Ethyl -1 -methylpropylsulf inyl 
und 1 -Ethyl -2 -methylpropylsulf inyl; 

Ci-Cs-Halogenalkylsulf inyl: Ci-Ce-Alkylsulf inylrest wie voran- 
30 stehend genannt, der partiell oder vollstandig durch Fluor, 

Chlor, Brom und/oder lod substituiert ist, also z.B. Fluor- 
me thyl su 1 f inyl , Dif luorme thy 1 su If inyl , Tr if luorme thyl su If i - 
nyl, Chlordif luorme thylsulf inyl, Bromdif luormethylsulf inyl, 

2- Fluorethylsulf inyl, 2 -Chlorethylsulf inyl, 2-Bromethyl- 
35 sulfinyl, 2-lodethylsulf inyl, 2 , 2-Dif luorethylsulf inyl, 

2, 2, 2-Trif luorethylsulf inyl, 2, 2, 2-Trichlorethylsulf inyl, 

2- Chlor-2-f luorethylsulf inyl, 2 -Chlor-2 , 2 -dif luorethylsul- 
finyl, 2, 2 -Dichlor-2*f luorethylsulf inyl, Pentaf luorethylsul - 
finyl, 2-Fluorpropylsulf inyl, 3-Fluorpropylsulf inyl, 2-Chlor- 

40 propyl sulfinyl, 3 -Chi or propyl sulfinyl, 2 - Br ompropyl sulfinyl, 

3 - Br ompropyl sulfinyl, 2, 2-Dif luorpropyl sulfinyl , 2,3-Difluor- 
propylsulf inyl, 2 , 3 -Dichlorpropylsulf inyl, 3, 3, 3 -Trif luor- 
propyl sulfinyl, 3,3,3-Trichlorpropylsulfinyl, 2,2,3,3,3-Pen- 
taf luorpropylsulf inyl, Heptaf luorpropylsulf inyl, 1- (Fluor - 

45 methyl) -2- f luorethylsulf inyl, 1- (Chlormethyl) -2 -chlor ethyl- 
sulf inyl, 1- (Brommethyl) -2 -bromethylsulf inyl, 4 -Fluorbutyl- 
sulfinyl, 4-Chlorbutylsulf inyl, 4 -Brombutyl sulfinyl, Nonaflu- 
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orbutylsulfinyl, 5-Fluorpentylsulf inyl, 5-Chlorpentylsulf i- 
nyl, 5-Brompentylsulf inyl, 5 - lodpentylsulf inyl, Undecaf luor- 
pentylsulf inyl, 6-Fluorhexylsulf inyl, 6-Chlorhexylsulf inyl, 
6-Bromhexylsulf inyl, 6 -lodhexylsulf inyl und Dodecaf luorhexyl- 
5 sulfinyl; ' 

Ci-Cs-Alkylsulfonyl (Ci-C6-Allcyl-S(=0)2-) : z.B. Methyl- 
sulfonyl, Ethylsulfonyl, Propylsulf onyl/ 1-Methylethyl- 
sulfonyl, Butylsulfonyl/ 1-Methylpropylsulfonyl, 2 -Methyl - 

10 propylsulf onyl, 1,1-Dimethylethylsulfonyl, Pentylsulf onyl, 

1-Methylbutylsulfonyl/ 2-Methylbutylsulfonyl, 3 -Methylbutyl - 
sulfonyl, 1,1-Dimethylpropylsulfonyl, 1,2-Dimethylpropyl- 
sulfonyl, 2,2-Dimethylpropylsulfonyl, 1-Ethylpropylsulf onyl, 
Hexylsulfonyl/ 1-Methylpentylsulf onyl, 2-Methylpentyl- 

15 sulfonyl, 3-Methylpentylsulfonyl, 4 -Methylpentylsulf onyl, 

1,1 -Dime thy Ibutylsulf onyl, 1, 2 -Dimethylbutylsulf onyl, 
1,3-Dimethylbutylsulfonyl, 2 ,2 -Dimethylbutylsulf onyl, 
2 , 3 -Dimethylbutylsulf onyl/ 3 , 3 -Dimethylbutylsulf onyl , 

1- Ethy Ibutylsulf onyl, 2-Ethylbutylsulfonyl, 1,1,2-Trimethyl- 
20 propylsulf onyl, 1,2,2-Trimethylpropylsulfonyl, 1 -Ethyl- 1- 

methylpropylsulfonyl und l-Ethyl-2-methylpropylsulfonyl; 

Ci-Cg-Halogenalkylsulfonyl: einen Ci-Cg-Alkylsulf onylrest wie 
voranstehend genannt, der partiell oder vollstandig durch 

25 Fluor, Chlor, Brom und/oder lod svibstituiert ist, also z.B. 

Fluormethylsulfonyl, Dif luormethylsulfohyl, Trif luormethyl- 
sulfonyl, Chlordifluormethylsulfonyl, Bromdif luormethylsulf o- 
nyl, 2 - Fluor e thy Isulf onyl, 2 -Chlor ethylsulf onyl, 2-Broraethyl- 
sulfonyl, 2-Iodethylsulfonyl, 2, 2 -Dif luorethylsulf onyl, 

30 2, 2, 2 -Trif luorethylsulf onyl, 2-Chlor-2-f luorethylsulf onyl, 

2 - Chlor- 2, 2 -dif luorethylsulf onyl, 2, 2 -Dichlor- 2 -f luorethyl- 
sulf onyl, 2, 2 , 2 -Trichlorethylsulf onyl, Pentaf luorethyl- 
sulf onyl, 2- Fluorpropylsulf onyl, 3-Fluorpropylsulfonyl, 
2-Chlorpropylsulfonyl, 3*Chlorpropylsulf onyl, 2-Brompropyl- 

35 sulfonyl, 3 -Brompropylsulfonyl, 2, 2-Dif luorpropylsulf onyl, 
2,3-Difluorpropylsulfonyl, 2,3 -Dichlorpropylsulf onyl, 
3, 3, 3 -Trif luorpropylsulf onyl, 3 , 3 , 3 -Trichlorpropylsulf onyl, 
2, 2, 3, 3, 3 -Pentaf luorpropylsulf onyl, Heptaf luorpropylsulf onyl, 
1- (Pluormethyl) -2- f luorethylsulf onyl, 1- (Chlormethyl) -2- 

40 chlorethylsulf onyl, 1- (Brommethyl) -2 -bromethyl sulfonyl, 

4-Fluorbutylsulfonyl, 4-Chlorbutylsulf onyl, 4-Brombutylsulf o- 
nyl, Nonaf luorbutylsulfonyl, 5-Fluorpentylsulf onyl, 5 -Chlor- 
pentylsulf onyl , 5 -Brompentylsulf onyl , 5 - lodpentylsulf onyl , 
6-Fluorhexylsulfonyl, 6 -Bromhexylsulf onyl, 6 -lodhexylsulf onyl 

45 \ind Dodecafluorhexylsulfonyl; 
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Ci-C4-Alkoxycarbonyl: z,B. Methoxycarbonyl , Ethoxycarbonyl, 
Propoxycarbonyl, 1- Methyl ethoxycarbonyl, Butoxycarbonyl , 

1- Methylpropoxycarbonyl, 2 -Methylpropoxycarbonyl und 1, 1 -Di- 
me thoxycarbonyl ; 

5 ' 

Ci-C4-Halogenalkoxycarbonyl: einen Ci-C4-Alkoxycarbonylrest 
wie voranstehend genannt, der partiell oder vollstandig durch 
Fluor, Chlor, Brora und/oder lod substituiert ist, also z.B. 
Fluormethoxycarbonyl, Dif luormethoxycarbonyl, Trif luormeth- 
10 oxycarbonyl , Chi or dif luormethoxycarbonyl , Bromdif luorme thoxy - 

carbonyl , 2 - Fluor ethoxycarbonyl , 2 - Chlor ethoxycarbonyl , 

2 - Bromethoxycarbonyl , 2 - lodethoxycarbonyl / 2 , 2 -Dif luorethoxy- 
carbonyl, 2,2,2-Trif luorethoxycarbonyl/ 2 -Chlor-2-f luor- 

e thoxy carbony 1 , 2-Chlor-2 ,2 -dif luor ethoxycarbonyl, 2,2-Di- 
15 chlor-2-fluor ethoxycarbonyl, 2,2,2-Trichlorethoxycarbonyl, 

Pentaf luorethoxycarbonyl , 2 - Fluorpropoxycarbony 1 , 3 - Fluor - 
propoxycarbonyl, 2-Chlorpropoxycarbonyl, 3 -Chlorpropoxy- 
carbonyl, 2-Brompropoxycarbonyl, 3 - Br ompropoxy carbonyl, 
2,2-Dif luorpropoxycarbonyl, 2,3-Dif luorpropoxycarbonyl, 
20 2 , 3 -Dichlorpropoxycarbonyl , 3,3, 3 -Trif luorpropoxycarbonyl , 

3,3,3-Trichlorpropoxycarbonyl, 2, 2, 3, 3, 3 -Pentaf luorpropoxy- 
carbonyl. Hep taf luorpropoxycarbonyl, 1- (Fluormethyl) -2- 
f luorethoxycarbonyl, 1- (Chlormethyl) -2-chlorethoxycarbonyl, 
1- (Brommethyl) * 2 -bromethoxycarbonyl, 4-Fluorbutoxycarbonyl, 
25 4 -Chlorbut oxycarbonyl, 4 - Br ombut oxycarbonyl und 4-Iodbutoxy- 

carbonyl; 

- C3-C6-Alkenyloxy: 2 .B. Prop-l-en-l-yloxy, Prop-2-en-l-yloxy, 
1-Methylethenyloxy, Buten-l-yloxy, Buten-2-yloxy, Buten-3-yl- 
30 oxy, 1-Methyl-prop-l^en-l-yloxy, 2-Methyl-prop-l-en-l-yloxy, 

l-Methyl-prop-2-en-l-yloxy, 2-Methyl-prop^2-en-l-yloxy, 
Penten-l-yloxy, Penten-2-yloxy, Penten*3-yloxy, Penten-4~yl- 
oxy, 1-Methyl-but-l-en-l-yloxy, 2-Methyl-but^l-en-l-yloxy, 

3- Methyl-but-l-en-l-yloxy, l-Methyl"but-2*en"l-yloxy, 
35 2-Methyl-but-2-en-l-yloxy, 3-Methyl*but-2--en*l"yloxy, 

l-Methyl-but-3-en-l-yloxy, 2-Methyl"but-3-en-l-yloxy, 

3- Methyl-but-3-en-l-yloxy, 1, l-Dimethyl-prop-2-en-l-yloxy, 

1, 2-Dimethyl-prop-l-en-l-yloxy, 1, 2"Dimethyl-prop-2-en-l"yl- 
oxy, l-Ethyl-prop-l-en-2-yloxy, l-Ethyl-prop-2-en-l-yloxy, 
40 Hex^l-en-l-yloxy, Hex-2-en-l-yloxy, Hex-3-en--l-yloxy, 

Hex-4-en-l-yloxy, Hex-5-en-l-yloxy, 1-Methyl-pent-l-en-l^yl- 
oxy, 2-Methyl-pent-l-en-l-yloxy, 3-Methyl-pent-"l-en-l-yloxy, 

4- Methyl-pent-l-en-l'yloxy, l-Methyl-pent-2-en-l-yloxy, 2-Me- 
thyl-pent-2-en-l-yloxy, 3-Methyl-pent-2-en-l*yloxy, 4-Methyl- 

45 pent-2-en-l-yloxy, l-Methyl-pent-^3-en-l-yloxy, 2-Methyl- 

pent"3-en-l-yloxy, 3 -Methyl-pent- 3 -en-l-yloxy, 4-Methyl- 
pent-3-en-l-yloxy, l-Methyl-pent-4-en-i-yloxy, 2-Methyl- 
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pent-4-en-l-yloxy, 3-Methyl-pent-4-en-l-yloxy, 4-Methyl- 
pent-4-en-l-yloxy, 1, l-Dimethyl-but-2-en-l-yloxy, 1,1-Di- 
methyl -but-3-en-l-yloxy, 1, 2-Dimethyl-but-l-en-l-yloxy, 

1. 2- Dimethyl-but-2-en-l-yloxy, l,2-Dimethyl-but-3'"en-l-yloxy, 
5 1, 3-Dimethyl-but-l-en-l-yloxy, 1 , 3-Dimekhyl-but-2-en-l-yloxy, 

1. 3- Dimethyl"but-3-en-l-yloxy, 2 , 2-Dimethyl-but-3-en-l-yloxy, 
2, 3-Dimethyl-but--l-en-l-yloxy, 2 , 3^Dimethyl-but-2-en-l-yloxy, 

2, 3-Dimethyl-but-3-en-l-yloxy, 3,3-Dimethyl-but-l-en-l-yloxy, 

3, 3-Dimethyl-but-2-en-l-yloxy, 1-Ethyl-but-l-en-l-yloxy, 

10 l-Ethyl-but-2-en-l-yloxy, l-Ethyl-but-3-en-l-yloxy, 2-Ethyl- 

but-l-en-l-yloxy, 2-Ethyl-but-2-eii-l-yloxy, 2-Ethyl- 
but-3-en-l-yloxy, 1, 1, 2-Trimethyl-prop"2-en-l-yloxy, 
l-Ethyl-l-methyl-prop-2-en-l-yloxy, l-Ethyl-2-methyl- 
prop-l-en-l-yloxy und l-Ethyl-2"methyl-prop-2-en-l- 

15 yloxy; 

- Ca-Ce-Alkinyloxy: z.B* Prop-l-in-l-yloxy, Prop-2-in-l-yloxy, 
But-l-in-l-yloxy/ But-l-in-3-yloxy, But-l-in-4-yloxy, 
But-2-in-l-yloxy/ Pent-l-in-l-yloxy, Pent-l-in-3-yloxy, 

20 Pent-l-in-4-yloxy, Pent-l-in-5-yloxy, Pent-2-in-l-yloxy, 

Pent-2-in-4-yloxy, Pent-2-in-5-yloxy, 3-Methyl-but-l-in- 
3-yloxy, 3"Methyl-but-l-in-4 -yloxy; Hex-l-in-l-yloxy, 
Hex- l-in-3 -yloxy, Hex-l-in-4-yloxy/ Hex-l-in-5-yloxy, 
Hex- 1- in- 6 -yloxy, Hex-2-in-l-yloxy, Hex-2-in-4-yloxy, 

25 Hex-2-in-5-yloxy, Hex-2-in-6-yloxy, Hex-3- in- 1 -yloxy, 

Hex-3-in-2-yloxy, 3-Methylpent-l-in-l-yloxy, 3-Methyl- 
pent-l-in-3-yloxy, 3-Methyl-pent-l-in-4-yloxy, 3-Methyl- 
pent-l-in-5-yloxy, 4-Methyl-pent-l-in-l-yloxy, 4-Methyl- 
pent-2-in-4-yloxy iind 4-Methylpent-2-in-5-yloxy; 

30 

Di- (Ci-C4-alkyl) -amino: z .B. N,N-Dimethylamino, N,N-Diethyl- 
amino, N,N-Dipropyl amino, N,N-Di- (l-methylethyl) amino, N,N- 
Dibutylamino, N,N-Di- (1-methylpropyl) amino, N,N-Di- (2 -methyl - 
propyl) amino, N,N-Di- (1,1-dimethylethyl) amino, N-Ethyl-N- 

35 methylamino, N-Methyl-N-propylamino, N-Methyl-N-( l-methyl- 
ethyl) amino, N-Butyl-N-methylamino, N-Me thy 1-N- (1-methyl- 
propyl ) amino , N-Methyl-N- (2-methylpropyl) amino, N-{1,1-Di- 
methyl ethyl ) -N-me thy lamino, N-Ethyl-N-propylamino, N-Ethyl- 
N- (l-methylethyl) amino, N-Butyl-N-ethylamino, N-Ethyl-N- (1- 

40 methylpropyl) amino, N-Ethyl-N- (2-methylpropyl) amino, 

N-Ethyl-N- (1, 1-dimethylethyl) amino, N- (1-Methylethyl) -N- 
propylamino, N-Butyl-N-propylamino, N- (1-Methylpropyl) -N- 
propylamino, N- (2 -Methylpropyl ) -N-propylamino, N-(1,1-Di- 
methylethyl) -N-propylamino, N-Butyl-N- (l-methylethyl) amino, 

45 N- (1-Methylethyl) -N- { 1-methylpropyl) amino, N- (1-Methyl- 

ethyl) -N- (2-methylpropyl) amino, N- {l,l-Dimethylethyl)- 
N- (l-methylethyl ) amino, N-Butyl-N- (1-methylpropyl) amino. 
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N-Butyl-N- (2-methylpropyl) amino, N-Butyl-N- (1, 1-dimethyl * 
ethyl) amino, N- (1-Methylpropyl) -N- (2-methylpropyl) amino, 
N- (1, 1-Dimethylethyl) -N- (l-methylpropyl) amino und N-(1,1-Di- 
methylethyl) -N- (2-methylpropyl) amino; 
5 ' . 

[2,2-Di-(Ci-C4-alkyl) -hydrazino-l] , sowie die Dialkylhydra- 
zino-Teile von [2,2-Di- (Cx*C4-alkyl) -hydrazino-1] -Ci-C4-alkyl: 
2 - B . 2,2 -Dime thy Ihydraz ino - 1 , 2,2 -Die thy Ihydraz ino - 1 , 2,2 -Di - 
propylhydrazino-1, 2, 2 -Di- (1-methylethyl) hydrazine- 1, 2,2-Di- 

10 butylhydrazino-1, 2, 2 -Di- (1-me thy Ipropyl) hydrazine -1, 

2 , 2-Di- ( 2-me thylpropyl ) hydrazine - 1 , 2 , 2-Di- ( 1 , l^dimethyl - 
ethyl) hydrazine- 1, 2-Ethyl-2-methylhydra2ine-l, 2-Methyl-2- 
prepylhydrazino-1, 2-Methyl-2- (1-methylethyl) hydrazine- 1, 
2-Butyl-2-methylhydrazino-l, 2-Methyl-2- (1-methyl -propyl) - 

15 hydrazino-l, 2-Methyl-2- (2-methylpropyl)hydrazino-I, 

2*- {1, l=Dimethylsthyl) -2-methylhydrazino-l, 2-Ethyl-2-propyl - 
hydrazino-l, 2-Ethyl-2- (1-methylethyl) hydrazine- 1, 2-Butyl-2- 
ethylhydrazino-1, 2 -Ethyl-2 - (1-me thylpropyl) hydrazine- 1, 
2-Ethyl-2- {2-methylpropyl) hydrazino-l, 2-Ethyl-2- (1, 1-di- 

20 methylethyl) hydrazino-l, 2- (l-Methylethyl) -2-propylhydra- 

zino-1, 2-Butyl-2-propylhydrazino-l, 2- {1-Methylpropyl) -2- 
pr opy Ihydraz ino- 1, 2- (2-Methylpropyl) -2-propylhydrazino-l, 
2-{l,l-Dimethylethyl)-2-propylhydrazine-l, 2-Butyl-2- (1- 
methylethyl) hydrazino-l, 2- (l-Methylethyl) -2- (1-me thyl- 

25 propyl) hydrazino-l, 2- (l-Methylethyl) -2- (2-me thylpropyl) - 

hydrazino-l, 2- (1, 1-Dimethylethyl) -2- (1-methylethyl) - 
hydrazino-l, 2-Butyl-2- (1-methylpropyl) hydrazino-l, 
2-Butyl-2- (2-methylpropyl) hydrazino-l, 2-Butyl"2- (1, 1-di- 
methylethyl) hydrazino-l, 2- (1-Methylpropyl) -2- (2-methyl - 

30 propyl)hydrazino-l, 2- (1, 1-Dimethylethyl) -2- (1-methyl- 

propyl) hydrazino-l und 2- (1, 1-Diraethylethyl) -2- (2-methyl - 
propyl ) hydra z ino - 1 ; 

Di- (Cx-C4-alkyl) -amine-Ci-C4-alkyl: durch Di - (Ci-C4-alkyl) - 
35 amino wie voranstehend genannt substituiertes Ci-C4-Alkyl, 

also z.B. N,N-Dimethylaminomethyl, N,N-Diethylaminomethyl, 
N,N-Dipropylaminomethyl,. N,N-Di- (1 - methylethyl) aminomethyl, 
N,N-Dibutylaminomethyl, N,N-Di- (1-methylpropyl) aminomethyl, 
N,N-Di- (2 -me thylpropyl) aminomethyl, N,N-Di- (1, 1-dimethyl- 
40 ethyl) aminomethyl, N - Ethyl -N -me thylaminomethyl, N-Methyl-N- 

propylaminomethyl, N-Methyl-N- (1 -methylethyl) aminomethyl, 
N-Butyl-N -me thylaminome thy 1, N-Methyl-N- (1 -methyl* 
propyl) aminomethyl , N -Methyl -N- (2 -methylpropyl) aminomethyl, 
N- (1, 1-Dimethylethyl) -N-methylaminomethyl, N-Ethyl -N -propyl - 
45 aminomethyl, N-Ethyl -N- (1 -methylethyl) aminomethyl, N-Butyl-N- 

ethyl aminomethyl, N -Ethyl -N- (1-methylpropyl) aminomethyl, 
N-Ethyl-N- (2 -methylpropyl) aminomethyl, N-Ethyl-N- (1, 1-di- 
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methylethyD aminomethyl, N- (1-Methylethyl) -N-propylamino- 
methyl, N-Butyl-N-propylaminomethyl, N- (1 -Methylpropyl) -N- 
propylaminomethyl, N- (2-Methylpropyl) -N-propylaminomethyl, 
N- (1,1-dimethylethyl) -N-propylaminomethyl, N-Butyl-N- 

5 (i-methylethyl)aminomethyl, N- {1-Methyl4thyl) -N- (1-methyl- 

propyDaminomethyl/ N- (I'Methylethyl) -N- (2-methyl- 
propyl )aminomethyl, N- (1, 1-Dimethylethyl) -N- (l-methyl- 
ethyl) aminoinethyl, N-Butyl-N- (1-methylpropyl) aminomethyl, 
N-Butyl-N- {2-methylpropyl) aminomethyl, N-Butyl-N- 

10 (1, 1- dime thylethyDaminome thy 1, N- (1-Methylpro- 

pyl) -N- {2-methylpropyl) aminomethyl, N- (1, 1 -Dimethyl - 
ethyl) -N- (l-methylpropyl) aminomethyl, N- (1, 1 -Dimethyl - 
ethyl) -N- (2-methylpropyl)arainomethyl, 2- {N,N-Dimethylamino) - 
ethyl, 2- {N,N-Diethylamino) ethyl, 2- (N,N-Dipropyl amino) - 

15 ethyl, 2- [N/N-Di- {l-methylethyl)amino] ethyl, 2- [N,N-Dibutyl- 

aminolethyl, 2- [N,N-Di- (1-methylpropyl) amino] ethyl, 
2- [N,N-Di- {2-methylpropyl)amino]ethyl, 2 - [N,N-Di- (1, 1- 
Dimethyl ethyl) amino] ethyl , 2 - [N-Ethyl -N -methyl amino] ethyl , 
2- [N -Methyl -N-propylamino] ethyl, 2- [N-Methyl-N- (1 -methyl - 

20 ethyl) amino] ethyl, 2- [N- Butyl -N -me thy lamino] ethyl, 2-[N-Me- 

thyl-N- (1-methylpropyl) amino] ethyl, 2- [N-Methyl-N- (2-methyl- 
propyl) amino] ethyl, 2- [N- (l, 1-Dimethylethyl) -N-methyl- 
amino] ethyl, 2- [N-Ethyl -N-propylamino] ethyl, 2- [N-Ethyl - 
N- (l-methylethyl) amino] ethyl, 2- [N- Butyl -N-ethylamino] ethyl, 

25 2- [N-Ethyl -N- (1-methylpropyl) amino] ethyl, 2- [N-Ethyl-N- 

(2-methylpropyl) amino] ethyl, 2- (N-Ethyl -N- (1, 1 -dime thylethyl- 
amino] ethyl, 2 - [N- (1-Methylethyl) -N-propylamino] ethyl, 
2- [N-Butyl -N-propylamino] ethyl, 2- [N- (1-Kethylpropyl) -N-pro- 
pylamino] ethyl, 2- [N- (2 -Methylpropyl) -N-propylamino] ethyl, 

30 2- [N- (1, 1-Dimethylethyl) -N-propylamino] ethyl, 

2- [N-Butyl-N- (1-methyl-ethyl) amino] ethyl, 2 - [N- (1-Methyl- 
ethyl) -N- (1 -methylpropyl) amino] ethyl, 2- [N- (1-Methyl- 
ethyl) -N- (2 -methylpropyl) amino] ethyl, 2- [N- (1, 1-Dimethyl- 
ethyl) -N- (1-methylethyl) amino] ethyl, 2- [N-Butyl-N- (1 -methyl - 

35 propyl) amino] ethyl, 2- [N-Butyl-N- (2 -methylpropyl) amino] ethyl, 
2- [N-Butyl-N- (1, 1-Dimethylethyl) amino] ethyl, 2- [N- (1-Methyl- 
propyl) -N- (2 -methylpropyl) amino] ethyl, 2- [N- (1, 1-Dimethyl- 
ethyl) -N- (l-methylpropyl)amino]ethyl, 2- [N-(1,1-Dimethyl- 
ethyl)-N- (2 -methylpropyl) amino] ethyl, 3- (N,N-Dimethyl- 

40 amino)propyl, 3- (N,N- Diethy lamino) propyl, 4 - (N,N-Dimethyl- 

amino)butyl und 4- (N,N-Diethylamino)butyl; 

- Ci-C4-Alkoxy-Ci-C4-al)cyl: durch Ci-C4-Allcoxy wie vorstehend 
genannt substituiertes Ci-C4-Alkyl, also z.B* fur Methoxy- 
45 methyl, Ethoxymethyl, Propoxymethyl, (1-Methylethoxy) methyl, 

Butoxymethyl, (1-Methylpropoxy) methyl, (2-Methyl- 
propoxy) methyl , ( 1 , 1-Dimethylethoxy) methyl , 2- (Methoxy ) ethyl , 
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2-(Etiioxy)ethyl, 2- (Propoxy) ethyl, 2- (l-Methylethoxy) ethyl, 
2- (Butoxy) ethyl, 2- (1-Methylpropoxy) ethyl, 2-(2-Methyl- 
propoxy) ethyl, 2 - (1, 1-Dimethylethoxy) ethyl , 2- (Methoxy) - 
propyl, 2- (Ethoxy) propyl, 2- (Propoxy) propyl, 2-(l-Methyl- 
5 ethoxy) propyl, 2 ~ (Butoxy) propyl, 2- (1-Mfethylpropoxy) propyl, 

2- (2-Methylpropoxy)propyl, 2- (1, 1-Dimethylethoxy) propyl, 

3- (Methoxy) propyl/ 3- (Ethoxy) -propyl, 3- (Propoxy) propyl, 
3^ (1-Methylethoxy) propyl, 3- (Butoxy) propyl, 3*{1-Methyl- 
propoxy) propyl , 3- (2-Me thy Ipropoxy) propyl, 3- (1,1-Diroethyl- 

10 ethoxy) propyl, 2- (Methoxy) -butyl, 2- (Ethoxy) butyl, 

2- (Propoxy) butyl, 2- (1-Methylethoxy) butyl, 2- (Butoxy) butyl, 
2- (l-Methylpropoxy)butyl, 2- (2"MethylpropoxY)butyl, 

2- (1, l-Dimethylethoxy)butyl, 3- (Methoxy) butyl, 3- (Ethoxy) - 
butyl, 3- (Propoxy) butyl, 3- (l-Methylethoxy)butyl, 3- (Butoxy) - 

15 butyl, 3- (l-Methylpropoxy)butyl, 3* (2-Methylpropoxy)butyl, 

3- (l,l-Dimethylethoxy)butyl, 4- (Methoxy ) butyl, 

4- (Ethoxy) butyl, 4- (Propoxy)butyl, 4- (l-Methylethoxy)butyl, 
4- (Butoxy) butyl, 4- (l"Methylpropoxy)butyl, 4-{2-Methyl- 
propoxy) butyl and 4- (1, l-Dimethylethoxy)butyl; 

20 

Ci"C4"Alkylthio-Ci-C4-alkyl: durch Ci-C4-Alkylthio wie vorste- 
hend genannt substituiertes Ci-C4-Alkyl, also z.B, fur Methyl- 
thiomethyl, Ethylthiomethyl, Propylthiomethyl, (1-Methyl- 
ethyl thio) methyl, Butyl thiomethyl, (l-Methyl^propyl- 

25 thio)methyl, ( 2 -Me t hy Ip ropy Ithio) methyl, (1, 1 -Dime thy 1 ethyl - 

. thio) methyl, 2 -Methyl thioethyl, 2-Ethylthioethyl, 2-(Propyl- 
thio)ethyl, 2- (1-Methylethylthio) ethyl, 2- (Butylthio) ethyl, 
2- (1-Methylpropylthio) ethyl, 2- (2-Methylpropyl thio) ethyl, 
2- (1 , 1-Dimethylethylthio) ethyl , 2- (Methylthio) propyl , 

30 3- (Methylthio) propyl, 2- (Ethyl thio) propyl, 3- (Ethyl - 

thio) propyl, . 3- (Propyl thio) propyl, 3- (Butylthio) propyl, 

4- (Methylthio)butyl, 4- (Ethylthio)butyl, 4- (Propylthio)butyl 

und 4- (Butylthio)butyl; 

35 - Ci-C4-Alkoxycarbonyl-Ci-C4-alkyl; durch Ci-C4-Alkoxycarbonyl 
wie vorstehend genannt substituiertes Ci-C4-Alkyl, also z.B* 
fur Methoxycarbonylmethyl , Ethoxycarbonylmethyl, Propoxy- 
carbonylmethyl, ( 1-Me thy lethoxycarbonyl) methyl, Butoxy - 
carbonylmethyl, ( 1-Me thy Ipropoxycarbonyl) methyl, ( 2 -Methyl- 

40 propoxycarbonyl ) methyl , ( 1 , 1-Dimethylethoxycarbonyl ) methyl , 
2- (Methoxycarbonyl)ethyl, 2-(Ethoxycarbonyi)ethyl, 2- (Prop- 
oxycarbonyl ) ethyl , 2- ( 1-Methylethoxycarbonyl ) ethyl , 
2- (Butoxycarbonyl) ethyl, 2- (1-Me thy Ipropoxycarbonyl) ethyl, 
2- (2-Methylpropoxycarbonyl) ethyl, 2- (1, 1-Dimethylethoxy- 

45 carbonyl) ethyl, 2- (Me thoxycarbonyl) propyl, 2- (Ethoxy - 

carbonyl) propyl, 2- (Propoxycarbonyl) propyl, 2-(l-Methyl- 
ethoxycarbonyl) propyl, 2- (Butoxycarbonyl) propyl, 2-(l-Methyl- 
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propoxycarbonyl) propyl , 2- (2-Methylpropoxycarbonyl) propyl , 

2- (1, 1 -Dime thy lethoxycarbonyl) propyl, 3- (Methoxycarbonyl) - 
propyl , 3- (Ethoxycarbonyl ) propyl , 3 - (Propoxycarbonyl > propyl , 

3- (1-Methylethoxycarbonyl) propyl, 3- (Butoxycarbonyl) propyl, 
5 3- (1-Methylpropoxycarbonyl) propyl, 3- (2-^Methylpropoxy- 
carbonyl ) pr opyl , 3- (1,1-Dimethylethoxycarbonyl) propyl, 

2- (Methoxycarbonyl) butyl, 2- (Ethoxycarbonyl) butyl, 2- (Prop- 
oxycarbonyl ) butyl , 2- ( 1 -Me thy 1 ethoxycarbonyl ) butyl , 
2- (Butoxycarbonyl ) butyl , 2- ( 1 -Methy Ipropoxycarbonyl ) butyl , 

10 2- {2-Methylpropoxycarbonyl )butyl, 2- (1,1 -Dimethyl ethoxy- 

carbonyl) butyl, 3- (Methoxycarbonyl) butyl, 3- (Ethoxy- 
carbonyl) butyl, 3- (Propoxycarbonyl) butyl, 3- (l-Methylethoxy- 
carbonyDbutyl, 3- (Butoxycarbonyl) butyl, 3- ( 1-Methy Ipropoxy- 
carbonyl) butyl , 3- (2-Methylpropoxycarbonyl) butyl, 

15 3- (1 , 1-Dimethylethoxycarbonyl) butyl, 4- (Methoxycarbonyl) - 

butyl, 4- (Ethoxycarbonyl)butyl, 4- (Propoxycarbonyl) butyl, 

4- (l-Methylethoxycarbonyl)butyl, 4- (Butoxycarbonyl) butyl, 
4- (l-Methylpropoxy)butoxy, 4- {2-Methylpropoxy)butoxy und 
4- (1, l-Dimethylethoxycarbonyl)butyl; 
20 

Ci-C4-Alkoxy-C2-C4-alkoxy: durch ei-C4-Alkoxy wie vorstehend 
genannt substituiertes C2-C4-Alkoxy, also z,B. fur 
2- (Methoxy) ethoxy, 2- (Ethoxy) ethoxy, 2- (Propoxy) ethoxy, 
2-{l-Methylethoxy)ethoxy, 2- (Butoxy) ethoxy, 2-(l-Methyl- 

25 propoxy) ethoxy, 2- (2-Methylpropoxy) ethoxy, 2- (1, 1-Dimethyl- 

ethoxy) ethoxy, 2- (Methoxy) propoxy, 2- (Ethoxy) propoxy, 
2- (Propoxy) propoxy, 2- (l-Methylethoxy) propoxy, 
2- (Butoxy) propoxy, 2- (1-Methy Ipropoxy) propoxy, 2- (2-Methyl- 
propoxy) propoxy, 2- (1, 1-Dimethylethoxy) propoxy, 3- (Methoxy) * 

30 propoxy, 3- (Ethoxy) propoxy, 3- (Propoxy) propoxy, 3-(l-Methyl- 

ethoxy) propoxy, 3- (Butoxy) propoxy, 3- (1-Methyl- 
propoxy) propoxy, 3- (2-Methylpropoxy) propoxy, 3- (1 , 1-Dimethyl - 
ethoxy) propoxy, 2- (Methoxy) butoxy, 2- (Ethoxy) butoxy, 
2- (Propoxy) butoxy, 2- (l-Methylethoxy) butoxy, 2- (Butoxy) - 

35 butoxy, 2- (1-Methy Ipropoxy) butoxy, 2- (2-Methylpropoxy) butoxy, 

2- (1, 1-Dimethylethoxy) butoxy, 3- (Methoxy) butoxy, 3- (Ethoxy)- 
butoxy, 3- (Propoxy) butoxy, 3- (1-Methylethoxy) butoxy, 

3- (Butoxy) butoxy, 3- (1-Methylpropoxy) butoxy, 3-(2-Methyl- 
propoxy)butoxy, 3- (1, 1-Dimethylethoxy) butoxy, 4- (Methoxy)- 

40 butoxy, 4- (Ethoxy) butoxy, 4- (Propoxy) butoxy, 4- (1-Methyl- 
ethoxy) butoxy, 4- (Butoxy) butoxy, 4- (1-Methylpropoxy) butoxy, 

4- (2-Methylpropoxy) butoxy und 4- (1, 1-Dimethylethoxy) butoxy; 

C2-C6-Alkandiyl: z/B. Ethan-1, 2-diyl, Propan- 1, 3 -diyl , 
45 Butan-1, 4-diyl, Pentan- 1, 5-diyl und Hexan-1, 6 -diyl; 
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Ca-Cg-Cycloalkyl: 2.B. Cyclopropyl, Cyclobutyl, Cyclopentyl, 
Cyclohexyl, Cycloheptyl oder Cyclooctyl; 

Alle Phenylringe sind vorzugsweise unsubstituiert oder tragen ein 
5 bis drei Halogenatome und/oder eine Nitrogriippe, einen Cyanorest 
und/oder einen oder zwei Methyl-, Trif luoarmethyl- , Methoxy- oder 
Trif luormethoxys\abstituenten • 

Bevorzugt sind die 3-Heterocyclyl-siibstituierten Benzoylderivate 
10 der Formel 1/ in der die Variablen folgende Bedeutung haben: 

Ri, r2 Wasserstoff, Nitro, Halogen, Cyano, Ci-Cg-Alkyl, 

Ci-C6"Halogenalkyl, Ci-Ce -Alkoxy, Ci-Ce^Halogenalkoxy, 
Ci-Ce-Alkylthio, Ci-Ce-Halogenalkylthio, Ci-Ce-Alkyl- 
15 sulfinyl, Ci-Ce-Halogenalkylsulf inyl, Ci-Ce-Alkyl- 

sulfonyl Oder Cx-C6-Halogenalkylsulfonyl; 
R3 Wasserstoff, Halogen oder Ci-Ce-Alkyl; 

20 r4, r5 Wasserstoff , Halogen, Cyano, Nitro, Ci-C4-Alkyl, 

Ci-C4-Alkoxy-Ci-C4-alkyl, Di- (Ci-C4-alkoxy) -Ci-Ca-alkyl, 
Di- {Ci-C4-alkyl) -amino-Ci-C4-alkyl, 
[2,2-Di- (Ci-C4-alkyl) -hydrazino-l] -Ci-C4-alkyl, 
Ci-C6-Alkyliminooxy-Ci-C4-alkyl/ Ci-C4-Alkoxycarbonyl- 

25 Ci-C4-alkyl, Ci-C4-Alkylthio-Cx-C4-alkyl, Ci -C4- Halogen - 

alkyl, Ci-C4-Cyanoalkyl/ Ca-Ca-Gycloalkyl, C1-C4 -Alkoxy, 
Ci " C4 - Alkoxy- C2 - C4 - alkoxy , Ci - C4 - Halogenalkoxy , 
C1-C4 -Alkyl thio, Ci-C4-Halogenalkylthio, 
Di- (C1-C4- alkyl) -amino, COR^, Phenyl oder Benzyl, wobei 

30 die beiden letztgenannten Substituenten partiell oder 

vollstandig halogeniert sein konnen und/oder eine bis 
drei der f olgenden Gruppen tragen kdnnen: 
Nitro, Cyano, C1-C4 -Alkyl, Ci-C4-Halogenalkyl, 
Ci-C4-Alkoxy Oder Ci-C4-Halogenalkoxy; 



35 



Oder 



R* und r5 bilden gemeinsam eine C2-C6-Alkandiyl-Kette, die ein- 
bis vierfach durch C1-C4 -Alkyl substituiert sein kann 
40 und/oder durch Sauerstoff oder einen gegebenenf alls 

Ci-C4-Alkyl sxibstituierten Stickstoff unterbrochen sein 
kann; 



oder 

45 
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und r5 bilden geraeinsam mit dem zugehorigen Kohlenstof f eine 
Carbonyl- Oder eine Thiocarbonylgruppe; 

r6 Ci-C4-Alkyl, Ci-C4-Halogenalkyl, Ci-C4-Alkoxy/ 

5 Ci-C4-Alkoxy-C2"C4-alkoxy, Cx'C4-Hklogenalkoxy, 

Ca-Cfi-Alkenyloxy, Ca-Ce-Alkinyloxy Oder NR'^R^; 

r7 Wasserstoff Oder Ci-C4-Alkyl; 

10 rQ Ci-C4-Alkyl; 

X 0, S, NR9/ CO Oder CRiORll; 

Y O, 3, NRl2, CO Oder CR13R14; 

15 

R^, Ri2 Wasserstoff Oder Ci-C4-Alkyl; 

Rio, Rii, Ri3, Ri4 Wasserstoff, Ci-C4-Alkyl, Ci-C4-Halogenalkyl, 
C1-C4 -Alkoxycarbonyl, Ci-C4-Halogenalkoxycarbonyl oder 

20 CONR^RB; 

Oder 

R* \ind R^ Oder R^ und R^o Oder R^ und RI2 oder R^ und Ri^ bilden 
25 gemeinsam eine C2-C6-Alkandiyl-Kette, die ein- bis 

vierfach durch Ci-C4-Alkyl substituiert sein kann und/ 
Oder durch Sauerstoff oder einen gegebenenf alls 
Ci-C4-Alkyl subs tituier ten Stickstoff unterbrochen sein 
kann; 

30 

Ris ein in 4-Stellung verknupf tes Pyrazol der Formel II 

Ri9 

35 JK 

I I 

40 „ wobei 

R" d-Ce-Alkyl; 



H Oder S02R17; 



45 
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5 



Rl7 



Ci-C4-Alkyl, Ci-C4-HalogenalkYl, Phenyl oder 
Phenyl, das partiell oder vollstandig haloge- 
niert ist und/oder eine bis drei der folgenden 
Gruppen tragt: 

Nitro, Cyano, Ci-C4-Alkyl^ C1-C4 -Halogenalkyl, 
Ci-C4-Alkoxy Oder Ci-C4-Halogenalkoxy; 



Rl8 



Wasserstoff oder Ci-Ce-Alkyl 



10 



bedeuten; 



wobei X und y nicht gleichzeitig fiir Sauerstoff oder Schwefel 
stehen; 



mit Ausnahme von 4- [2-Chlor-3' (4, 5-dihydroisoxazol-3 -yl) -4- 
methylsulf onyl -benzoyl] - 1 - ethyl - 5 -hydroxy- IH-pyrazol , 

4- [2-Chlor-3- (4, 5-dihydroisoxazol-3-yl) -4-methylsulf onyl-ben- 
20 zoyl] -1,3 -dimethyl -5 'hydroxy -IH-pyrazol, 4 - [2 -Chlor- 3- (5 -cyano- 

4,5- dihydroisoxazol - 3 -yl ) 4 -methylsulfonyl -benzoyl] -1,3- dimethyl - 

5- hydroxy-lH-pyrazol, 4- [2-Chlor-3- (4, 5-dihydrothia20l-2-yl) -4- 
methylsulfonyl -benzoyl] -1, 3 - dimethyl -5 -hydroxy -IH-pyr a zol und 
4- [2-Chlor-3- (thiazolin- 4 , 5-dion-2 -yl) -4-methylsulf onyl-ben- 

25 zoyll -l,3-dimethyl-5-hydroxy-lH-pyrazol; 

sowie deren landwirtschaf tlich brauchbaren Salze, 

In Hinblick auf die Verwendung der erf indungsgemafien Verbindungen 
30 der Formel I als Herbizide haben die Variablen vorzugsweise fol- 
gende Bedeutungen, und zwar jeweils fiir sich allein oder in Kom- 
bination: 

Ri, r2 Nitro, Halogen, Cyano, Ci-Ce-Alkyl, Ci-C6-Halogenalkyl, 
35 Ci-Ce-Alkoxy, Ci-Ce-Halogenalkoxy, Ci-Ce* Alkylthio, 



15 und 



45 



40 



Ci-Ce-Halogenalkylthio, Ci-Ce-Alkylsulf inyl, 
Ci-Ce-Halogenalkylsulf inyl, Ci-Ce-Alkylsulfonyl oder 
Ci-Ce -Halogenalkylsulf onyl; 

besonders bevorzugt Nitro, Halogen, wie z-B. Chlor und 
Brom, Ci-C6"Alkyl, wie 2. B, Methyl und Ethyl, 
Ci-Cs-Alkoxy, wie z.B. Methoxy und Ethoxy, 
Ci-C6-Halogenalkyl, wie z.B. Dif luormethyl und Tri- 
fluormethyl, Ci-Ce -Alkylthio, wie z.B, Methylthio und 
Ethyl thio, Ci-Ce-Alkylsulf inyl, wie z.B. Methylsulf inyl 
und Ethylsulf inyl, Ci-Ce-Alkylsulf onyl, wie z.B. 
Methylsulfonyl, Ethylsulf onyl und Propylsulf onyl oder 
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Ci-Ce-Halogenalkylsulf onyl, wie z.B, Trif luo methyl - 
sulfonyl und Pentaf luorethylsulf onyl; 

Wasserstoff ; 

t 

wasserstoff. Halogen, CyanO/ Nitro, Ci-C4-Alkyl, 
Ci-C4-Alkoxy-Ci-C4-alkyl, Di- (Ci-C4-alkoxy) -Ci-C4-alkyl, 
Di- (Ci-C4-alkyl) -amino -C1-C4- alkyl, 
[2, 2-Di" (Ci-C4-alkyl) -hydrazino-1] -Ci-C4-alkyl, 
Ci-C6-Alkyliminooxy-Ci-C4'alkyl, Ci-C4-Alkoxycarbo- 
nyl-Ci-C4-alkyl, Ci-C4-Alkylthio-Ci-C4-alkyl, 
Ci-C4-Halogenalkyl, C1-C4 -Cyanoalkyl, Ca-Ca-Cycloalkyl, 
Ci-C4-Alkoxy, Ci-C4-Alkoxy-C2-C4-alkoxy, Ci-C4-Halogen- 
alkoxy, Ci-C4-Alkylthio, C1-C4 -Halogenalkylthio, 
Di- (Ci-C4-alkyl) -cunino, COR^, Phenyl oder Benzyl, wobei 
die beiden letzgenannten Substituenten partiell oder 
vollstandig halogeniert sein konnen und/oder eine bis 
drei der folgenden Gruppen tragen k6nnen; 
Nitro, Cyano, Ci-C4-Alkyl, Cx-C4-Halogenalkyl, 
Ci-C4-Alkoxy Oder Cl-C4-Halogenalkoxy; 



R4 und r5 bilden gemeinsam eine Ca-Ce-Alkandiyl-Kette, die ein 
25 bis vierfach durch Ci-C4-Alkyl substituiert sein kann 

und/oder durch Sauerstof f oder einen gegebenenf alls 
Ci-C4-Alkyl substituierten Stickstoff unterbrochen sein 
kann; 

30 besonders bevorzugt steht R^ fur Wasserstoff, 

Ci-C4-Alkyl, Ci-C4-Halogenalkyl, Ci -C4-Alkoxycarbonyl 
Oder CONR7R8 . 

besonders bevorzugt steht R^ fiir Wasserstoff oder 
Ci-C4-Alkyl; 

35 Oder 

besonders bevorzugt bilden R* und R^ eine C2-C6-Alkan- 
diyl-Kette, die ein bis vierfach durch Ci-C4-Alkyl sub- 
stituiert sein kann und/oder durch Sauerstof f oder 
einen gegebenenf alls Ci-C4-Alkyl sxibstituierten Stick- 

40 stoff unterbrochen sein kcinn; 

r6 Ci-C4-Alkyl, Ci-C4-Alkoxy Oder NR'^R®; 



R3 

5 

R4, R5 

10 
15 
20 

Oder 



R7 

45 

R8 



Wasserstoff oder Ci-C4-Alkyl; 
Ci-C4-Alkyl; 
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X O, S, NR9, CO Oder CR^ORll; 

y O, S, NRi2 Oder CR^^rI^; 

5 Bp, Ri2 Wasserstoff oder Cx-C4-Alkyl; ^ 

Rio, Rii, Ri3, Ri4 wasserstoff, Ci-C4-Alkyl, Ci-C4-Halogenalkyl, 
Ci-C4-Alk:oxycarbonyl, Ci-C4-Halogenalkoxycarbonyl oder 
CONR'^rS; 

10 

Oder 

r4 und R^ Oder R^ und Ri° oder R^ und Ri2 oder R^ und R^^ bilden 
gemeinsam eine Ca-Ce -Alkandiyl-Kette, die ein- bis 
15 vierfach durch Ci-C4-Alkyl substituiert sein kann 

und/oder durch Sauerstoff oder einen gegebenenf alls 
. Ci-C4-Alkyl substituierten Stickstoff unterbrochen sein 
kann; 

20 Rlfi Ci-Cfi-Alkyl; 

besonders bevorzugt Methyl, Ethyl, Propyl, 2 -Methyl - 
propyl Oder Butyl; 

Z H Oder S02R^"' ; 

25 

Ri7 Ci-C4-Alkyl, Phenyl Oder Phenyl, das partiell oder 

vollstandig halogeniert ist und/oder eine bis drei 
der folgenden Gruppen tragt: 

Nitro, Cyano, Ci-C4-Alkyl, Ci-C4-Halogenalkyl, 
30 Ci-C4-Alkoxy Oder Ci-C4-Halogenalkoxy; 

Ria Wasserstoff oder Ci-Ce-Alkyl; 

besonders bevorzugt Wasserstoff oder Methyl, 

35 Folgende Ausf tthrungsformen der 3 -Heterocyclyl- substituierten 
Benzoyl derivate der Formel I sind hervorzuheben: 

1. In einer bevorzugten Ausfuhrungsf orm der 3 -Heterocyclyl -sub- 
stituierten Benzoylderivate der Formel I steht Z fiir S02R^'^- 

40 

- Besonders bevorzugt sind hierbei 3 -Heterocyclyl -subs ti- 
tuierte Benzoylderivate der Formel I, wobei R^^ fur 
Wasserstoff steht. 



45 
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Ebenso besonders bevorzugt sind hierbei 3-Heterocyclyl- 
substituierte Benzoylderivate der Formel I, wobei R^^ fur 
Methyl steht . 

5 * Insbesondere bevorzugt sind hi'erbei 3-Heterocylyl- 

substituierte Benzoylderivate der Formel I, wobei R^'' 
fur Ci-C^-Alkyl steht- 

2. In einer weiteren bevorzugten Ausfuhrungsform der 3-Heterocy- 
10 clyl-si±>stituierten Benzoylderivate der Formel I steht Z fur 

Wasserstoff. 

- Besonders bevorzugt sind hierbei 3 -Heterocyclyl-substi- 
tuierte Benzoylderivate der Formel I, wobei X fur Sauer- 
15 stoff und Y fur CR^^rU g^ehen. 

* Insbesondere bevorzugt sind hierbei 3 -Heterocyclyl- 
substituierte Benzoylderivate der Formel I, wobei 

20 R4 Halogen, Nitro, Gi-C4-Alkyl, Ci-C4-Alk- 

oxy-Ci-C4 -alkyl , Ci -C4 -Al)coxycarbo- 
nyl-Cl-C4-alkyl, Ci-C4-Alkylthio-Ci-C4-alkyl/ 
C1-C4 -Halogenalkyl, Ci-C4"Cyanoalkyl, 
Ca-Ce-Cycloalkyl, Ci-C4-Alkoxy, Ci-C4-Alk- 

25 oxy-C2-C4-alkoxy, Ci-C4-Halogenalkoxy, 

Ci -C4 -Alkylthio, Ci -C4 -Halogenalkylthio, 
Di- (Ci-C4-alkyl) -amino, COR^, Phenyl Oder Benzyl, 
wobei die beiden letztgenannten Substituenten 
partiell Oder vollstandig halogeniert sein 

30 konnen und/oder eine bis drei der f olgenden 

Gruppen tragen konnen: 

Nitro, Cyano, Ci-C4-Alkyl, Ci-C4-Halogenalkyl, 
Ci-C4-Alkoxy Oder Ci-C4-Halogenalkoxy; 

35 r5 Wasserstoff Oder Cx-C4-Alkyl; 

Oder 

r4 und R^ bilden gemeinsam eine C2-C6-Alkandiyl- 
40 Kette, die ein- bis vierfach durch Ci-C4"Alkyl 

substituiert sein kann und/oder durch Sauerstoff 
Oder einen gegebenenfalls Ci-C4-Alkyl substi- 
tuierten Stickstoff unterbrochen sein kann; 



Oder 
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r5 und bilden gemeinsam eine Ca-Ce-Alkandiyl- 
Kette, die ein- bis vierfach durch Ci-C4-Alkyl 
STibstituiert sein kann und/oder durch Sauerstof f 
Oder einen gegebenenf alls Ci-C4-Alkyl substi- 
tuierten Stickstoff unterbirochen sein kann; 

bedeuten. 

• Auflerordentlich bevorzugt sind hierbei 3-Hetero- 
cyclyl-substituierte Benzoylderivate der 
Formel I, wobei 

r4 Ci-C4-Alkyl, Ci-C4-Halogenalkyl, Ci-C4-Alkoxy- 
carbonyl oder CONR'^R^; 

r5 Wasserstoff Oder Ci-C4-Alkyl; 

Oder 

r4 und r5 bilden gemeinsam eine C2-C6-Alkandiyl- 
Kette, die ein- bis vierfach durch Ci-C4-Alkyl 
substituiert sein kann und/oder durch Sauerstof f 
Oder einen gegebenenfalls Ci-C4-Alkyl substi- 
tuierten Stickstoff unterbrochen sein kann; 

Oder 

r5 und r13 bilden gemeinsam eine C2-C6-Alkandiyl- 
Kette, die ein- bis vierfach durch Ci-C4-Alkyl 
substituiert sein kann und/oder durch Sauerstoff 
Oder einen gegebenenfalls Ci-C4-Alkyl substi- 
tuierten Stickstoff unterbrochen sein kann; 

bedeuten. 

Besonders auflerordentlich bevorzugt sind hierbei 
3 -Heterocyclyl-substituierte Benzoylderivate der 
Formel I, wobei R^^ fiir Wasserstoff steht. 

Ebenso insbesondere bevorzugt sind hierbei auch 
3-Heterocyclyl-substituierte Benzoylderivate der 
Formel I, wobei R^ und R^ fur Wasserstoff stehen. 

• Auflerordentlich bevorzugt sind hierbei 3-HeterO' 
cyclyl-substituierte Benzoylderivate der -Formel 
I, wobei R^^ fiir Wasserstoff steht. 
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Besonders auBerordentlich bevorzugt sind hierbei 
3-Heterocyclyl-substituierte Benzoylderivate der 
Formel I, wobei 

Ri Nitro, Ci-Cs-Alkyl, wife z.B. Methyl und 
Ethyl, Ci-C6-Alkoxy, wie z.B. Methoxy und 
Ethoxy, Ci-Ce-Halogenalkyl wie z.B, Difluor- 
methyl und Trifluormethyl, Ci-Ce-Alkyl- 
sulfonyl/ wie z.B. Methylsulf onyl, Ethyl- 
sulfonyl und Propyl su If onyl Oder 
Ci-Ce-Halogenalkylsulf onyli z.B. Trifluor- 
methylsulf onyl und Pentaf luorethylsulfonyl; 

bedeutet . 

Ebenso besonders aufierordentlich bevorzugt sind 
hierbei 3-Heterocyclyl-substituierte Benzoyl- 
derivate der Formel 1/ wobei 

r2 Nitro, Halogen, wie z.B, Chlor und Brom, 
Ci-Ce-Alkyl/ wie z.B. Methyl und Ethyl, 
Ci"C6-Halogenalkyl, wie z,B. Dif luormethyl 
und Tr if luormethyl, Ci-Ce-Alkylthio wie z.B. 
Methyl thio und Ethyl thio, Ci-Ce-Alkyl- 
sulfinyl, wie z.B, Methylsulf inyl und Ethyl - 
sulfinyl, Ci-Ce-Alkylsulfonyl, wie z.B. 
Methylsulf onyl, E thy 1 su 1 f onyl und Propyl - 
sulfonyl Oder Ci-Ce- Halogenalkylsulf onyl, 
wie z.B. Trif luomethylsulfonyl und Penta- 
f luorethylsulf onyl ; 

bedeuten. 

Ebenso besonders aufierordentlich bevorzugt ist 
4- [2-Chlor-3- (4, 5-dihydroisoxa20l-3-yl) -4- 
methylsulf onyl -benzoyl] - 1 -methyl - 5 -hydroxy- IH- 
pyrazol. 

Ebenso besonders aufierordentlich bevorzugt sind 
die landwirtschaftlich brauchbaren Salze von 
4- [2 -Chlor -3- (4 , 5-dihydroisoxazol -3 -yl) -4 - 
methylsulf onyl-benzoyl] - 1 -methyl -5 -hydroxy- IH- 
pyrazol, insbesondere die Alkalimetallsalze, 
wie z.B. Lithium, Natrium und Kalium, und die 
Ammoniumsalze, wobei hier gewunschtenfalls ein 
bis vier Wasserstoffatome durch Ci-C4-Alkyl, 
Hydroxy - Ci - C4 - alky 1 , Ci - C4 - Alkoxy - Ci - C4 - a Iky 1 , 
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Hydroxy - Ci - C4-alkoxy-Ci-C4- alky 1, Phenyl oder 

Benzyl ersetzt sein kdnnen, vorzugsweise 

Ammonium , Dime thy 1 ammonium , Di isopr opy lammbnium , 

Tetramethylammonium, Tetrabutylarnmonium, 

2 - ( 2 - Hydr oxye th - 1 - oxy ) e th ^ 1 - y 1 ammonium , 

Di (2-hydroxyeth-l-yl) ammonium, Trimethylbenzyl- 

ammonium. 

Ebenso aufierordentlich bevorzugt sind hierbei 
3-Heterocyclyl-substituierte Benzoylderivate der 
Formel 1, wobei R^^ fiir Methyl steht. 

Besonders aufierordentlich bevorzugt sind hierbei 
3-Heterocyclyl-substituierte Benzoylderivate der 
Formel I, wobei 

Ri Nitro, Ci-Ce-Alkyl, wie z.B. Methyl und 
Ethyl, Ci-Cg-Alkoxy, wie z.B. Methoxy und 
Ethoxy, Ci-Ce-Halogenalkyl wie z.B, Difluor- 
methyl und Trif luormethyl, Ci-Cs-Alkyl- 
sulfonyl, wie z.B, Methylsulf onyl, 
Ethylsulfonyl und Propyl sulfonyl oder 
Ci -Ce - Halogenalkyl sulfonyl , z.B. Trif luor - 
methyl sulfonyl und Pentaf luorethylsulf onyl; 

bedeutet, 

Ebenso besonders aufierordentlich bevorzugt sind 
hierbei 3 -Heterocyclyl-substituierte Benzoyl- 
derivate der Formel I, wobei 

r2 Nitro, Halogen, wie z.B. Chlor und Brom, 
Ci-Cg-Alkyl, wie z.B. Methyl und Ethyl, 
Ci-Ce- Halogenalkyl, wie z.B. Dif luormethyl 
und Trif luormethyl, Ci-Ce-Alkylthio wie z.B. 
Methyl thio und Ethyl thio, Ci-Cs-Alkyl- 
sulfinyl, wie z.B. Methyl sulfinyl und Ethyl- 
sulfinyl, Cx-Ce- Alkylsulf onyl, wie z.B. 
Methyl sulfonyl, Ethylsulfonyl und Propyl - 
sulfonyl Oder Ci-Ce-Halogenalkylsulfonyl, 
wie z.B. Trifluomethyl sulfonyl und Penta- 
f luorethylsulf onyl ; 

bedeutet. 
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Ebenso besonders bevorzugt sind hierbei 3-Heterocyclyl- 
substituierte Benzoylderivate der Formel I, wobei 

X fiir S, NR9, CO Oder CRIOR^I; 

t 

Oder 

y fur 0, S, NRl2 Oder CO; 
stehen. 

* Insbesondere bevorzugt sind hierbei 3 -Heterocyclyl - 
substituierte Benzoylderivate der Formel I, wobei R^^ 
fur Wasserstoff steht. 

* Ebenso insbesondere bevorzugt sind hierbei 3 -Hetero- 
cyclyl -substituierte Benzoylderivate der Formel 1/ 
wobei r18 fur Ci-Ce-Alkyl bedeutet- 

• Auflerordentlich bevorzugt sind hierbei 3 -Hetero- 
cyclyl -substituierte Benzoylderivate der Formel 
I, wobei 

r4 Halogen, Cyano, Nitro, Ci-C4-Alkyl; 

Ci-C4-Alkoxy-Ci-C4-alkyl/ Ci-C4-Alkoxycarbo- 
nyl-Ci-C4-alkyl, Ci-C4-Alkylthio-Cx-C4-alkyl, 
Ci-C4-Halogenalkyl, C1-C4 -Cyanoalkyl, 
C3-C8-Cycloylkyl. Ci-Ce-Alkoxy, Ci-C4-Alk- 
oxy - Ci - C4 - a Ikoxy , Ci - C4 - Ha logena Ikoxy , 
Ci-C4-Alkylthio, Ci-C4-Halogenalkylthio, 
Di - (Ci-C4-alkyl)- amino, CORS, Phenyl Oder 
Benzyl, wobei die beiden letztgenannten 
Substituenten partiell oder vollstandig 
halogeniert sein konnen und/oder eine bis 
drei der f olgenden Gruppen tragen konnen: 
Nitro, Cyano, Ci-C4-Alkyl/ C1-C4- Halogen - 
alkyl, Ci-C4-Alkoxy Oder Ci-C4-Halogenalkoxy; 

r5 Wasserstoff Oder Ci-C4-Alkyl; 

Oder 

r4 \and R^ bilden gemeinsam eine C2-C6-Alkan- 
diyl-Kette, die ein- bis vierfach durch 
C1-C4 -Alkyl substituiert sein kann \ind/oder 
durch Sauers toff oder einen gegebenenf alls 
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Ci-C4-Alkyl substituierten Sticks toff unter- 
brochen sein kann; 

Oder 

r4 und r5 Oder und R^o oder R^ und R^2 oder R^ 
und R^3 bilden gemeinsam eine C2'C6-Alkan- 
diyl-Kette, die ein bis vierfach durch 
Ci-C4-Alkyl substituiert sein kann und/ oder 
durch Sauerstoff oder einen gegebenenfalls 
Ci-C4-Alkyl- substituierten Stickstoff unter- 
brochen sein kann; 

bedeuten. 

Ebenso insbesondere bevorzugt sind hierbei 3'Hetero- 
cyclyl-substituierte Benzoylderivate der Formel I, 
wobei 

X fur S, NR» Oder CO 
Oder 

y f\lr^O, NR^2 Oder CO 
bedeutet. 

• Auflerordentlich bevorzugt sind hierbei 3-Hetero- 
cyclyl-substituierte Benzoylderivate der Formel 
I, wobei 

r4 Halogen, Cyano, Nitro, Ci-C4-Alkyl, 

Ci-C4-Alkoxy-Ci-C4-alkyl, C1-C4 -Alkoxy- 
carbonyl-Ci-C4-alkyl, C1-C4 -Alkylthio-Ci-C4 - 
alkyl, Ci-C4-Halogenalkyl, Ci'C4-Cyanoalkyl, 
C3-CB-Cycloylkyl, Ci-Ce-Alkoxy, Cl-C4-Alk- 
oxy-Cl-C4 -alkoxy, Ci-C4-Halogenalkoxy, 
Ci-C4-Alkylthio, Ci-C4-Halogenalkylthio, 
Di-(Ci-C4"alkyl) -amino, COR^, Phenyl oder 
Benzyl, wobei die beiden letztgenannten 
Substituenten partiell oder vollstandig 
halogeniert sein kdnnen und/oder eine bis 
drei der folgenden Gruppen tragen konnen: 
Nitro, Cyano, Ci-C4-Alkyl, C1-C4 -Halogen- 
alkyl, Ci-C4-Alkoxy oder C1-C4 -Halogenalkoxy; 
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r5 wasserstoff oder Ci-C4-Alkyl; 
Oder 

r4 und bilden gemeinsaSm eine C2-C6-Alkandiyl- 
Kette, die ein- bis vierfach durch 
Ci-C4-Alkyl substituiert sein kann und/oder 
durch Sauerstoff Oder einen gegebenenf alls 
Ci-C4-Alkyl substituierten Stickstoff unter- 
brochen sein kann; 

Oder 

r4 und R5 Oder R^ und R^o oder R^ und R^^ oder R^ 
und R^3 bilden gemeinsam eine C2'C6-Alkan- 
diyl-Kette, die ein bis vierfach durch 
Ci -C4- Alky 1 substituiert sein kann und/oder 
durch Sauerstoff oder einen gegebenenf alls 
Ci-C4-Alkyl- substituierten Stickstoff unter- 
brochen sein kann; 

bedeuten. 
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Insbesondere auBerordentlich bevorzugt sind die Verbindungen lal 
(S I mit = CI, r2 = SO2CH3, R3 = H, Ri6, Ri8 = CH3, Z=H). ins- 
besondere die Verbindungen der Tabelle 1. 



10 




Ia1 



CH3 



Tabelle 1 



35 



40 



45 



Nr. 


X 






Y 


Ial.1 


CH2 


H 




0 


lai.2 


c;h2 






6 


lai.3 


C;(CH3)2 


H 




6 


lal .4 


CH2 






6 


lal .5 


CH2 


CH3 


CH3 


d 


Ia1.6 


CW(CH3) 




CU3 


6 


Ia1.7 






CH3 


6 


lai.8 


- Qi[CH(CM3)2j 


u 


H 


6 


lal .9 


CH2 ' 


H 


CH(CH3)2 


0 


lal.iO 




H 




0 


lai.11 






0 


Ia1.12 




0H3 


(JU3 




lai.13 




u 


C2W5 


0 


ial.14 






C2H5 


0 


lal. 16 




H 


H 


0 


lal.lK 




M 


CH3 


0 


lal.1/ 


CH2 


H 


<JH, 


S 


lal.18 




U 


U 


s 


lal. 19 


t;H2 


H 


C2H5 


S 


lal .20 


CH2 


CH3 


CH3 


S 


lal .21 


(JH(CH3) 


U 


CHj 


S 


lal .22 




U 


CHj 


s 


lal .23 




- ■ ■ H 


C2H5 . 


s 


lal .24 


"-asri 




H 


5 


lal.25 




H 


U 


s 


la1.2S 


CH2 






S 


Ia1.27 


CH2 






m 


iai.28 


CH2 




H 




lal .29 


cm)2 




H 


NH 


lal .30 


CH2 






Nri 


lai.SI 


CH2 




CH3 




lal .32 




M 


CH3 


M 


lai.33 




H 


CH3 




lal .34 






C2HS 


m 
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10 



15 



Nr 


X 1 R-* 




Y 


la 1 ,oO 


— -CH-(Ck2)4- 


u 


NH 


la 1 .uO 


■■ CrilCh(CH3)2J 


H 


H 




la 1 .0/ 










ISA 'ift 
la 1 .OO 


CH2 


ii 


CH3 




la 1 .09 


CH2 




H 


MCH3 


la 1 .'TV/ 


C(CB3)2 




a 


lictii ■ 


la 1 1 


Cii2 








la 1 »'T^ 


CH2 


CH3 


CH3 


NCH3 " 


la 1 .*tO 




U 


c;h3 


NCH3 


la 1 .*rt 


mm) 


H 


CH3 




la i .*t3 


- CHLCM((JH3)2J 


u 


H 


NCH3 


Id i •HO 


CH2 


H 




NCH3 


lal.Hf 


■ cHm) 


u 


C2H5 


NCH3 






H 


NCU3 


lai 


-■ nc 


H 


CH3 


NC2H5 


tal .OU 


TIE 


H 


H 


■ NC2H5 


lal.Ol 




H 


H 








H 


C2H5 




"Tom" 

la l.OO 


CH2 




CH3 


NC2II5 


lai.M- 


CHO^i 


H 


CH3 


NC2H5 


lal .DO 




H 


CH3 


KC2H5 


u-i eft 


CH[CH(CH3)2J 


H 


H 


NC2H5 


\fiA g7 


CH2 


H 








"■■CH(C2Hs) 


H 


C2U5 


KCzUs 


lal .0^ 




Ui:H2>4- 


H 


NC2U5 


la l.OU 


CH2 


=0 


5 


lal.Dl 




— =0 — 


J} 


la 1.0^: 




=IJ— 


5 


la l.OO 


CriCCri(CH3)2J 


=jr- — 


s 


lal .o*f 




=0 


§ 


"ra"^ "ftK " 

lai.oo 




_ =6 




lal .oo 




— S(5 — 


§ 


laH ft7 ' 
lal ,of 


t;H2 


=0 




la 1 .oo 


- cn(m 






la 1 .o>7 




-=5 — " 


m 


la 1 */u 


- cfi[cmcH3)2j 


-^r " — " 




ia 1 . / 1 


C(ai3)2 


=o 


nM 


la 1 . / £ 




=o 


Nti 


hi 7*^ 

la 1 * / O 


- CCH3lOH(Oil3)2j 


=o 




hi 74 
la 1 . / *T 


c:h2 


=o 


- NCtis 


la 1 . / o 


CH(0H3) 


=o 


• ^3 


la 1 . / o 




=o 


- m ■ 


lal. 77 


•■ CHlCH(Cll3)2J 


=6 


NC113 


Ia1.78 


cn;ii3J2 


■ =o 


NCH3 


lal .79 


CCH3(C2U5) 


■ 


■ NCH3 


lal .80 


CCH3lCH(CU3)2j 




NCH3 


Ia1.81 


o 


COOCHs 1 H 


i;u2 



wo 98/31681 



PCT/EP98/00069 



30 



35 



Nr. 








Y 




0 


COOC2H5 




CH2 


lai.83 


6 






Cti2 


Ia1.84 


0 


CON(CH3)2 




CH2 


Ia1.85 


0 






CH2 


la"1.85 


0 


CON(C2H5)2 


a 


CH2 


la1.B7 


0 


CII3 


ri 


CIH2 


lal.Stt 


0 


C2H5 


n 


CII2 


lai.B9 




CH(CU3)2 


a 


CH2 


lai.yu 


0 


COC2H5 


H 


CH2 


Ia1.91 


0 


CU2CK 


H 


CM2 


ia1.»2 


0 


ai2N(CH3j2 


u 


CH2 


Ia1.93 




CH20N=C(CH3)2 


H 


CH2 


Ia1.94 


0 


CH(OC2H5)2 


H 


CH2 


Ia1.95 


6 




H 


CH2 


lal.SB 


0 


CH3 


CH3 


i:H2 


Ia1.97 


o 


CU3 


i^2U5 


CH2 


lai.98 


o 


C2H5 


^^2^5 


CK2 


iai.9ij 


6 


-(CH2)^ 


CH2 


lal.100 


0 


-(CU2MHCU2)2- 


CH2 


lai.lOI 


0 


H 


-(CH2)j-CH- 


Ia1.102 


0 


H 


-<CH2i*-^H- 


Ia1.103 


0 


CH3 


H 


CHCH3 


lai.104 


s 


=0 


0 


Ia1.105 




=5 


5 


lal.l06 




=S 


■. s 


lal.iO? 


CH(C2H5) 


=5 


s 


Ia1.108 


ami 


=S 




Ia1.i09 


6 


=0 




lai.liO 


6 


=6 


NCH3 


lal.m 


6 


CH3 


H 




Ia1.i12 


0 


C2H5 


H 




lal.liS 


6 


CH3 


OII3 




lai.114 


0 




C2H5 




lal.ll5 


6 


CM3 


H 




laliiS 


0 


C2ti5 


H 




lai.ii? 




Cli3 




NCH3 


lai.na 


0 


C2H5 


C2H5 


NCH3 


lai.ii 9 


m 


=0 


■ m 


Iai.i20 


m 


=0 


■-MCii3 


lai.iSi 




=0 


■ 


lai.122 


WCH3 


=6 


m 


lai.123 


NC2U5 


=0 


- sm 


Iai.i24 


NC2H5 


=0 





45 

Desweiteren sind- folgende Benzoylderivate der Formel I ins 
besondere auSerordentlich bevorzugt: 
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die Verbindungen Ia2.l-Ia2.124, die sich von den entsprechen- 
den Verbindungen lal .1-Ial .124 dadurch unterscheiden, dafi R^^ 
fur Ethyl und R^^ fur Wasserstoff stehen. 




Ebenso insbesondere auBerordentlich bevorzugt sind die 
Verbindungen Ibl I mit Ri, R2 = CI, R^ = H, R^S R^^ = CH3, 
15 Z = H) insbesondere die Verbindungen der Tabelle 2 

/^r5 |b1 



25 Tabelle 2 
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35 



40 



45 



Nr. 


X 


R4 




Y 


ibl.l 


(JH2 


H 




0 






H 


H 


0 


lbl.3 




R 


H 


0 


ibU 




H 




0 


Ibl.5 


CH2 


Otis 




0 


Ibl.6 




H 


CH3 


0 


Ibl.7 




« 


CH3 


0 


ibli 




H 


H 


0 


Ibl.() 


CH2 


H 


t;H(Cti3)2 


0 


Ibl.lO 




H 


C2H5 


0 


Ibl.ll 






H 


0 


Ibl.l2 








0 


lbl.13 


(J=U 


H 


c;2H5 


0 


Ibl.U 


c=o 




C2H5 


6 


Ibl.l5 




H 


H 


0 


Ibl.l6 


c=o 


H 




- 6 


lbl.l7 


tH2 


H 


c;h3 


5 


■ Ibl.l8 


CH2 


H 


H 




Ibl.l9 


C(t;H3)2 


U 


H 


s ■■■ 


■Ibl.20 


CH2 


U 


C2U5 




Ibl.5 1 


CH2 


CH3 


(JH3 


S 


rbl.22 


CH(CH3) 


M 


CHj 


s 


Ibl.53 




U 


CH3 


S 



20 




I 

CH3 
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10 



Nr. 


X 


R4 


R5 


Y 




cams) 


H 


C2H5 


s 




-CH-(CH2)4- 




s 
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Desweiteren sind folgende 3 -Heterocyclyl-substituierten Benzoyl - 
derivate der Formel I insbesondere auBerordentlich bevorzugt: 
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10 



die Verbindungen Ib2 . 1-Ib2 . 126 , die sich von den entsprechen- 
den Verbindungen Ibl.l-Ibl.126 dadurch unterscheiden, daB R2 
fur Nitro steht. 




Ib2 



15 



20 



25 



die Verbindungen Ib3.l-Ib3.126, die sich von den entsprechen- 
den Verbindungen Ibl.l-Ibl.126 dadurch unterscheiden, daB 
fur Methyl und R2 fur Methylsulf oriyl stehen. 



Ib3 




SO2CH3 



die Verbindungen Ib4.l-Ib4.126, die sich von den entsprechen- 
den Verbindungen Ibl.l-Ibl.126 dadurch unterscheiden, daB Ri 
fur Wasserstoff und R2 fur Methylsulf onyl stehen. 



30 




Ib4 



SO2CH3 



35 



die Verbindungen IbS. 1-Ib5.126, die sich von den entsprechen - 
den Verbindungen Ibl.l-Ibl.126 dadurch unterscheiden, daB R^ 
tUt Tri fluorine thy 1 und R2 fur Methylsulfonyl stehen. 



40 




Ib5 



SO2CH3 



45 
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35 

die Verbindungen Ib6 . 1-Ib6 .126 , die sich von den entsprechen- 
den Verbindungen ibl.l-Ibl.126 dadurch unterscheiden, dafi Ri 
fur Methylsulf onyl steht. 




Ib6 



die verbindungen Ib7.1-Ib7. 12 6, die sich von den entsprechen- 
den Verbindungen Ibl .1-Ibl.l26 dadurch unterscheiden, da6 Ri 
fur Nitro steht. 

Ib7 




die Verbindungen Ib8.l-Ib8.126, die sich von den entsprechen- 
den Verbindungen Ibl .1-Ibl.l26 dadurch unterscheiden, dafl R2 
fur Trif luormethyl steht - 

Ib8 




die Verbindungen Ib9.l-Ib9.126, die sich von den entsprechen- 
den Verbindungen Ibl. 1-Ibl. 126 dadurch unterscheiden, daa R2 
fiir Methyl thio steht. 

Ib9 




45 
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36 

die Verbindungen IbiO .1-IblO. 126 , die sich von den entspre- 
chenden verbindungen Ibl . 1-Ibl . 126 dadurch unterscheiden, dafi 
r2 fur Methylsulf inyl steht. 




IblO 



SOCH, 



die Verbindungen lbll.l-Ibll.126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl .1-Ibl .126 dadurch \interscheiden, da6 
R2 fur Trif luormethylsulf onyl steht. 

Ibll 




SOjCFg 



die Verbindungen Ibl2 . 1-Ibl2 . 126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl . 1-Ibl .126 dadurch unterscheiden, daB 
Ri fur Methoxy und R2 filr Methylsulf onyl stehen. 




Ib12 



SOjCHg 



die Verbindungen Ibl3 . 1-Ibl3 . 126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl .1-Ibl.l25 dadurch unterscheiden, daB 
r2 fur Ethylsulfonyl steht. 




Ib13 



SOjCjHg 



45 
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die Verbindungen Ibl4 . 1-Ibl4 . 126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl.l-Ibl.126 dadurch unterscheiden, dafi 
r2 fur Methylsulfonyl und fur Methyl stehen. 



5 



10 




Ib14 



die Verbindungen Ibl5.1-Ibl5. 12 6, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl.l-Ibl*126 dadurch unterscheiden, dafi 
r2 fur Methylsulfonyl und R^ fur Chlor stehen. 




Ib15 



die Verbind\ingen Ibl6.1-Ibl6^125, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl. 1-Ibl*126 dadurch unterscheiden, daB 
Ri Methyl, R2 fur Methylsulfonyl und R^ fur Chlor stehen. 



30 




Ib16 



die Verbindungen Ibl7.1-Ibl7,12 6, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl.l-Ibl. 12 6 dadurch unterscheiden/ dafi 
Ri Methyl, R2 fur Methylsulfonyl und R3 fur Methyl stehen. 




Ib17 



45 
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38 

die Verbindungen Ibl8 .1-Ibl8.126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl . 1-Ibl . 126 dadurch unterscheiden, daS 
Ri fur Methyl steht. 



H,C 




Ibl 8 



die Verbindungen Ibl9 . 1-Ibl9 . 12S, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl.l-Ibl.126 dadurch unterscheiden, daB 
Ri fur Methyl und R2 fur Wasserstof f stehen. 




Ib19 



die Verbindungen Ib20 . 1-Ib20. 126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl. 1-Ibl.l26 dadurch unterscheiden, daB 
Ri fiir Methyl und R2 fur Nitre stehen. 

ib20 




die Verbindungen Ib21 . 1-Ib21 . 126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl. 1-lbl. 126 dadurch unterscheiden, daB 
r2 fxir Methylsulf onyl und Ri* fur Wasserstoff stehen. 




Ib21 



SO2CH3 



45 
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die Verbindungen Ib22 . 1-Ib22 . 126 , die sich von den entspre- 
chenden verbindungen Ibl . 1-Ibl .126 dadurch. unterscheiden, daa 
r2 fur Nitro und R^^ fur wasserstoff stehen. 



10 



15 



20 



25 




Ib22 



die Verbindungen Ib23 .1-Ib23 . 125, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl, 1-Ibl. 126 dadurch unterscheiden, daB 
Ri fiar Methyl, R2 fiir Methylsulfonyl und Ri8 fur Wasserstoff 
stehen. 



Ib23 




SO,CH, 



die verbindungen Ib24.l-Ib24.126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl. 1-Ibl. 126 dadurch unterscheiden, daB 

fiir wasserstoff, R^ fur Methylsulfonyl und R^^ f^ij- wasser- 
stoff stehen. 



30 




ib24 



SOjCHg 



35 



die Verbindungen Ib25.1-Ib25. 126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl . 1-Ibl . 126 dadurch unterscheiden, daS 
Ri fur Trif luormethyl, r2 fur Methylsulfonyl und R^^ fur Was- 
serstoff stehen. 



40 



45 




ib25 



SO2CH3 



wo 98/31681 



10 



PCT/EP98/00069 



40 



die Verbindungen Ib26.1-Ib26. 126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl . 1-Ibl . 126 dadurch \mterscheiden, dafi 
Ri fiir Methylsulfonyl und R^^ fur Wasserstoff stehen. 



SOgCHg N-X 




Ib26 



die Verbindungen Ib27.l-Ib27.126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl.l-lbl.126 dadurch unterscheiden, dafl 
Ri fur Nitro und R^^ fur Wasserstoff stehen. 
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Ib27 



die Verbindungen Ib28.1-Ib28. 126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl,l-Ibl.l26 dadurch unterscheiden, dafl 
r2 fur Trifluormethyl und RIb fur Wasserstoff stehen. 



Ib28 




die Verbindungen Ib29 . 1-Ib29 . 126 , die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl.l-Ibl.126 dadurch unterscheiden, dafl 
r2 fur Methylthio und Ri8 fiir Wasserstoff stehen. 



Ib29 




45 
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die Verbindungen Ib30 • 1-Ib30 . 126 , die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl . 1-Ibl . 126 dadurch unterscheiden, daB 
r2 fur Methylsulf inyl und R^^ fur Wasserstoff stehen. 



5 



10 




Ib30 



die Verbindungen Ib31.l-Ib31.125, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl . 1-Ibl . 126 dadurch unterscheiden, dafi 
R2 fur Trif luormethylsulfonyl und R^^ fur Wasserstoff stehen. 



15 



20 




Ib31 



die Verbindxingen Ib32.l-Ib32.126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl.l-Ibl .126 dadurch unterscheiden, dafi 
Ri fur Methoxy, R2 fur Methylsulf onyl und R^^ fur Wasserstoff 
25 stehen. 



30 




Ib32 



CH3 



die Verbindungen Ib3 3.1 -Ib3 3. 126, die sich von den entspre- 
chehden Verbindungen Ibl.l-Ibl. 126 dadurch \interscheiden, dafi 
R2 fiir Ethylsulf onyl und R^^ fur Wasserstoff stehen. 



40 




Ib33 



35 
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42 

die Verbindungen Ib34»l*Ib34.126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl *1-Ibl .126 dadurch unterscheiden, dafl 
r2 fur Methylsulfonyl, R3 fur Methyl und R^^ fiir Wasserstoff 
stehen. 



( 




Ib34 



SO2CH3 



die Verbindungen Ib35.l-Ib35.126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl.l-Ibl.126 dadurch unterscheiden, daB 
R2 fur Methylsulfonyl, R^ fur Chlor und R^^ fur Wasserstoff 
stehen. 



20 



25 




Ib35 



die Verbindungen Ib36 .1-Ib36. 126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl.l-Ibl. 12 6 dadurch unterscheiden, daS 
Ri Methyl, R2 fur Methylsulf onyl, R3 fiir Chlor und R^s f\ir 
Wasserstoff stehen. 



30 



35 



40 



45 




Ib36 



SO2CH3 



CHo CI 



die Verbindungen Ib37 .1-Ib37. 126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl.l-Ibl,126 dadurch unterscheiden, daB 
Ri Methyl, r2 fiir Methylsulf onyl, R3 fur Methyl und rib fur 
Wasserstoff stehen. 



Ib37 
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die Verbindungen Ib38. 1-Ib38.126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl . 1-Ibl . 126 dadurch unterscheiden, dafi 
Ri fiir Methyl und R^^ fur Wasserstoff stehen. 




Ib38 



die Verbindungen Ib39 .1-Ib39 .125, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl. 1-Ibl, 126 dadurch unterscheiden, dafi 
Ri fur Methyl, R2 fur Wasserstoff und Ris fur Wasserstoff ste- 



20 




Ib39 



die Verbindungen Ib40.l-Ib40.126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl. 1-Ibl. 126 dadurch unterscheiden, dafi 
25 fur Methyl, R2 fur Nitro und Ri-8 fur Wasserstoff stehen. 



30 




ib40 



die Verbindungen Ib41.1-Ib41. 126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl.l-Ibl.126 dadurch unterscheiden, daS 
R2 fur Nitro, Ris fur Ethyl und Ri^ fvir Wasserstoff stehen. 



40 




Ib41 



C2H5 



45 
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die Verbindungen Ib42 . 1-Ib42 . 125, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl.l-Ibl.126 dadurch unterscheiden, daB 
Ri fvir Methyl, R2 fur Methylsulfonyl, ftLr Ethyl und Ri-8 fur 
Wasserstoff stehen. 



10 



15 




ib42 



SO2CH3 



die Verbindungen Ib43.l-Ib43.126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl.l-Ibl. 12 6 dadurch unterscheiden, dafl 
Ri fur Wasserstoff, R2 fur Methylsulfonyl, R^^ fur Ethyl und 
Ri8 Wasserstoff stehen. 



20 



25 



-X 




Ib43 



SOgCHg 



die Verb indvingen Ib44.l-Ib44.126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl.l-Ibl. 126 dadurch unterscheiden, daB 
Ri fiir Trif luormethyl, R2 fur Methylsulfonyl, R^^ fur Ethyl 
und Ri8 f\ir Wasserstoff stehen. 



30 



35 



40 



45 




Ib44 



SO2CH3 



die Verbindungen Ib45 .1-Ib45. 126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl.l-Ibl. 126 dadurch unterscheiden, daB 
Ri fur Methylsulfonyl, R" fur Ethyl und Ri* fvir Wasserstoff 
stehen. 



SO-CH, N-X 4 

y 




Ib45 
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45 

die Verbindungen Ib46 . 1-Ib46 .126 , die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl.l-Ibl.126 dadurch unterscheiden, daB 
Ri fiir Nitro, R^^ fur Ethyl und R^^ fur Wasserstof f stehen. 



0 NO2 T"^^"' 



Ib46 




die Verbindungen Ib47 . 1-Ib47 . 126 , die sich von den entspre- 
chenden Verbindvmgen Ibl.l-Ibl.126 dadurch unterscheiden, dafl 
R2 fur Trif luormethyl, R^^ fiir Ethyl und Ri^ fur Wasserstof f 
stehen. 

Ib47 




die Verbindungen Ib48.l-Ib48.126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl . 1-Ibl . 126 dadurch unterscheiden, dafl 
r2 fur Methylthio, Ris fir Ethyl und R" fur Wasserstof f ste- 
hen. 



Ib48 




die Verbindungen Ib49 . 1-Ib49 . 126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl.l-Ibl.126 dadurch unterscheiden, dafl 
r2 far Methylsulfinyl, Ri6 fur Ethyl und R" fur Wasserstof f 
stehen. 



Ib49 



45 




SOCH, 
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die Verbindungen Ib50 . 1-Ib50 . 126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl.l-Ibl.126 dadurch unterscheiden, daB 
R2 fiir Trif luormethylsulf onyl, Ri^ fur Ethyl und R^^ fiir Was- 
serstoff stehen* 



10 




IbSO 



die verbindungen Ib51.l-Ib51.126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl.l-Ibl.126 dadurch unterscheiden, daB 
Ri fur Methoxy, R2 fur Methylsulf onyl, Rie fur Ethyl und R^s 
fur Wasserstoff stehen. 



20 




lb51 



die Verbindungen Ib52 .1-Ib52.126, die sich von den entspre- 
25 chenden Verbindungen Ibl.l-Ibl. 126 dadurch unterscheiden, dafi 

. r2 fur Ethylsulfonyl, Ri^ fur Ethyl und R^e fur Wasserstoff 

stehen. 



30 




Ib52 



C,H5 

die Verbindungen Ib53.l-Ib53.126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl.l-Ibl. 126 dadurch unterscheiden, daB 
R2 fiir Methylsulfonyl, R^ fiir Methyl, Ri« filr Ethyl und Ris fur 
Wasserstoff stehen. 
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47 

die verbindungen Ib54.l-Ib54.126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl.l-Ibl.126 dadurch \interscheiden, daB 
R2 fur Methylsulfonyl, fiir Chlor. fur Ethyl und R" fur 
Wasserstoff stehen. 

1554 




die verbindungen lb5S.l-Ib55.126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl.l-Ibl. 126 dadurch unterscheiden, dafl 
Ri Methyl, R2 fur Methylsulfonyl, r3 filr Chlor, Ri6 f\ir Ethyl 
und R" fur Wasserstoff stehen. 

Ib55 




die Verbindungen Ib56.l-Ib56.126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl.l-Ibl.126 dadurch unterscheiden, daS 
Ri Methyl, R2 fur Methylsulfonyl, R3 fur Methyl, R" fur Ethyl 
und Ri9 fiir Wasserstoff stehen. 

Ib56 




SO2CH3 



die Verbindungen Ib57.l-Ib57.126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl.l-Ibl. 126 dadurch unterscheiden, daB 
Ri fur Methyl, R" fur Ethyl und R" fur Wasserstoff stehen. 



45 




Ib57 
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48 

die Verbindungen Ib58 . 1-Ib58 , 126 , die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl.l-Ibl,126 dadurch unterscheiden, dafi 
Ri fur Methyl, fiir Wasserstoff , R^^ fur Ethyl und R^^ fur 
Wasserstoff stehen. ^ 

Ib58 




die Verbindungen Ib59 .1-Ib59 • 12G, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl .1-Ibl . 126 dadurch unterscheiden, dafl 
Ri fur Methyl, R^ fur Nitro, R^^ fiir Ethyl und Ri« fur Wasser- 
stoff stehen • 



Ib59 




die Verbindungen Ib6 1.1- Ib6 1.12 6, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl.l"Ibl*126 dadurch \interscheiden, dafl 
r2 far Methylsulfonyl, R^^ fur n-Propyl und Ri^ fur Wasser- 
stoff stehen. 

Ib60 




SO2CH3 



die Verbindungen Ib61 ,1-Ib61.126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl,l-Ibl, 126 dadurch unterscheiden, dafl 
R2 fur Nitro, R^^ fur n-Propyl und R^^ fur Wasserstoff stehen. 

Ib61 



45 




wo 98/31681 



PCT/EP98/00069 



49 

die verbindiingen Ib62 .1-Ib62.126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen lbl.l-Ibl.126 dadurch unterscheiden, daS 
Ri fiir Methyl, R2 fvir Methylsulfonyl, RiV fiir n- Propyl und Ris 
fiir wasserstoff stehen. 



10 




Ib62 



C3H, 

die Verbindungen Ib63.1-Ib63. 12 6, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl.l-Ibl. 126 dadurch xmterscheiden, daB 
Ri fur Wasserstoff, fiir Methylsulfonyl, Ri6 fir n-Propyl 
und RI8 fur Wasserstoff stehen. 



20 




Ib63 



C3H, 

- die Verbindungen Ib64.l-Ib64.126, die sich von den entspre- 
25 chenden Verbindungen Ibl.l-Ibl. 126 dadurch unterscheiden, dafi 

Ri fvir Trifluormethyl, R2 fur Methylsulfonyl, R" fur n-Propyl 
und RI8 fur Wasserstoff stehen. 



30 




Ib64 



die Verbindungen Ib65.1-Ib65. 126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl.l-Ibl. 126 dadurch unterscheiden, daB 
Ri fur Methylsulfonyl, R^^ fiir n-Propyl und Ri^ fur Wasser- 
stoff stehen. 



45 




Ib65 



wo 98/31681 



PCT/EP98/00069 



10 



15 



20 



25 



30 



35 



40 



45 



50 

die Verbindungen Ib66 . 1-Ib66 . 126, die sich vori den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl . 1-Ibl . 126 dadurch unterscheiden, daB 
Ri fur Nitro, R^* fur n-Propyl und R^* fur Wasserstoff stehen. 



NO, N-^ R< 




ib66 



Y R= 



die Verbindungen Ib67,l-Ib67.126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl-1-Ibl.l26 dadurch unterscheiden, daS 
r2 fur Trifluormethyl, Ri^ fur n-Propyl und Ri^ fur Wasser- 
stoff stehen. 

ib67 




die Verbindungen Ib68.l-Ib68.126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl. 1-Ibl. 126 dadurch unterscheiden, dafi 
R2 fur Methylthio/ Rifi fiir n-Propyl und Ri^ fiir Wasserstoff 
stehen. 

Ib68 




die verbindungen Ib59 . 1 -Ib69 . 126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl.l-Ibl.126 dadurch unterscheiden, daB 
R2 fur Methylsulfinyl, Ri^ f\ir n-Propyl und R^^ fur Wasser- 
stoff stehen. 

Ib69 




wo 98/31681 



PCT/EP98/00069 



51 

die Verbindungen Ib70. 1-Ib70-126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl . 1-Ibl . 126 dadurch unterscheiden, dafl 
R2 fur Trif luormethylsulf onyl, Ri^ fur n- Propyl und R^^ fi^r 
Wasserstoff stehen. 



10 




Ib70 



SO2CF3 



15 



die Verbindungen Ib71.l-Ib71.125, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl. 1-Ibl .126 dadurch unterscheiden, daS 
Ri fiir Methoxy, R2 fur Me thy Isu If onyl, Ri^ fur n-Propyl und R^^ 
fur Wasserstoff stehen. 



20 




Ib71 



SO2CH3 



- die Verbindungen Ib72.l-Ib72.126, die sich von den entspre- 
25 chenden Verbindungen Ibl.l-lbl .126 dadurch unterscheiden, dafi 

R2 fur Ethylsulf onyl, R" fur n- Propyl und Ri8 fiir Wasserstoff 
stehen. 



30 



35 



40 



45 



Ib72 




SOjC^Hg 



die Verbindungen Ib73.l-Ib73.126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl.l-lbl. 126 dadurch unterscheiden, dafl 
R2 far Methylsulfonyl, R3 fiir Methyl, RI6 fur n- Propyl und Ri^ 
fur Wasserstoff stehen. 




Ib73 



SO2CH3 



wo 98/31681 



PCT/EP98/00069 



52 

die Verbindungen Ib74.l-Ib74.l26, die sich von den entspre- 
chenden verbindungen Ibl.l-lbl.l25 dadurch unterscheiden, daS 
r2 fur Methyl sulfonyl, R3 fur Chlor, R^^ fur n-Propyl und Ri8 
fur wasserstoff stehen. 



10 




Ib74 



SOgCHa 



15 



die Verbindungen lb75 .l-lb75 . 126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl.l-Ibl.126 dadurch unterscheiden, da6 
Ri Methyl, R2 f-di Methylsulf onyl, R3 fur Chlor, Ri* fUr n-Pro- 



pyl uii 



nd Ri* fur Wasserstoff stehen. 



20 



-X 




Ib75 



SO2CH3 



25 



die Verbindungen Ib76 .1-Ib76 . 126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl.l-Ibl.126 dadurch vmterscbeiden, daB 
Ri Methyl, R2 far Methylsulf onyl, R3 far Methyl, Rie far n-Pro- 
pyl und R^8 fur wasserstoff stehen. 



30 



35 



40 



45 



-X 




Ib76 



SOgCHg 



die Verbindungen Ib77 .1-Ib77 . 126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl.l-Ibl.125 dadurch unterscheiden, dafl 
Ri far Methyl, R^s far n-Propyl und R^* far Wasserstoff ste- 
hen. 




Ib77 



wo 98/31681 



PCT/EP98/00069 



10 



15 



20 



25 



30 



35 - 



53 

die Verbindungen Ib78.l-Ib78.125, die sich von den entspre^ 
chenden Verbindungen Ibl.l-Ibl.126 dadurch unterscheiden, dafl 
Ri fur Methyl, R2 fur Wasserstoff, R^^ fur n-Propyl und R^^ fur 
Wasserstoff stehen. 

1578 




die Verbindungen Ib79.1-Ib79. 126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl.l-Ibl ,126 dadurch unterscheiden, dafl 
Ri fur Methyl, R2 fur Nitro, R^^ fur n-Propyl und R^^ fur Was- 
serstoff stehen. 



Ib79 




die Verbindungen Ib80.l-Ib80.126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl.l-Ibl. 126 dadurch unterscheiden, daB 
Ri6 fur n-Propyl und R^^ fur Wasserstoff stehen. 

IbSO 




die Verbindungen Ib81.1-Ibai. 12 6, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl . 1-Ibl .126 dadurch unterscheiden, dafl 
r2 fur Methylsulfonyl, R^^ fur n-Butyl und R^^ fur Wasserstoff 
stehen. 



40 



45 




Ib81 



SO2CH3 



wo 98/31681 



PCT/EP98/00069 



10 



15 



20 



25 



30 



35 



54 

die verbindungen Ib82 .1-Ib82. 126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl.l-Ibl.126 dadurch unterscheiden, daB 
r2 fiir Nitro, R^^ fur n-Butyl und Ri^ fur Wasserstoff stehen. 

( Ib82 




die Verbindungen Ib83 .1-Ib83.126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl.l-Ibl.126 dadurch xinterscheiden, dafi 
Ri fur Methyl, R2 fur Methylsulf onyl, R^s fur n-Butyl und 
f\ir Wasserstoff stehen. 




ib83 



SO2CH3 



die Verbindungen Ib84.l-Ib84.126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl.l-Ibl.126 dadurch unterscheiden, daB 
Ri fur Wasserstoff , R2 fiir Methylsulf onyl, R" fur n-Butyl und 
RI8 fur Wasserstoff stehen. 

Ib84 




SO2CH3 



die Verbindungen Ib85.l-Ib85.126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl.l-Ibl.126 dadurch unterscheiden, daS 
Ri fir Trifluormethyl, R2 fiir Methylsulf onyl, R^-^ fur n-Butyl 
und RI8 fiir Wasserstoff stehen. 



40 



45 




Ib85 



SO2CH3 



wo 98/31681 



PCT/EP98/00069 



55 

die Verbindungen Ib86.l-Ib86.126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl.l-Ibl.126 dadurch iinterscheiden, dafl 
Ri fur Methylsulfonyl, R^^ fur n-Butyl und Ri^ fur Wasserstoff 
stehen. 



10 



15 



20 



25 



SO2CH3 N-X . 
Y 




Ib86 



die Verbindungen Ib87.l-Ib87.126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl.l-Ibl.126 dadurch unterscheiden/ dafl 
fur Nitro, R^^ fur n-Butyl und R^^ fur Wasserstoff stehen. 



Ib87 




die Verbindungen Ib88.l-IbB8.126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl .1-Ibl .126 dadurch unterscheiden, dafl 
r2 fur Trif luormethyl, R^^ fiir n-Butyl und R^^ f^ir Wasserstoff 
stehen. 



30 




Ib88 



35 - die Verbindungen Ib89 .1-Ib89 . 126, die sich von den entspre- 

chenden Verbindungen Ibl. 1-lbl. 126 dadurch unterscheiden, daS 
R2 fur Methylthio, R^^ fur n-Butyl und Ri^ fur Wasserstoff 
stehen. 



40 



45 




Ib89 



wo 98/31681 



PCT/EP98/0QO69 



10 



15 



20 



25 



30 



35 



40 



45 



56 

die Verbindungen Ib90.1-Ib90. 126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl. 1-Ibl.l26 dadurch unterscheiden, daS 
r2 fur Methylsulfinyl, R^s f-Cir n-Butyl und R^* fur Wasserstoff 
stehen. 



Ib90 




SOCH- 



die Verbindiingen Ib91.1-Ib91. 126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl.l-Ibl.126 dadurch unterscheiden, dafi 
r2 fur Trif luormethylsulf onyl, Ris fiir n-Butyl und Ri8 fur 
Wasserstoff stehen. 

Ib91 




SO2CF3 



die Verbindungen Ib92.l-Ib92.126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl.l-lbl .126 dadurch unterscheiden, daS 
Ri fur Methoxy, R2 fur Methylsulf onyl, Ris fur n-Butyl und Ri^ 
fur Wasserstoff stehen. 



-X 




Ib92 



die Verbindungen Ib93 .1-Ib93 .126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl.l-Ibl.126 dadurch unterscheiden, dafi 
R2 fur Ethylsulfonyl, R^* filr n-Butyl und R^-^ fiir Wasserstoff 
stehen. 




Ib93 



SO2C2H5 



wo 98/31681 



PCT/EP98/00069 



10 



15 



20 



25 



30 



35 



40 



45 



57 



die verbindungen Ib94 . 1-Ib94 . 126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl.l-Ibl.126 dadurch unterscheiden, dafi 
R2 fur Methylsulfonyl, fur Methyl, R" fur n-Butyl und Ria 
fur Wasserstof f stehen. 




Ib94 



SOgCHg 



die Verbindungen Ib9 5.1- Ib9 5. 12 6, die sich von den entspre- 
chenden verbindungen Ibl,l-Ibl .126 dadurch unterscheiden, daB 
R2 fur Methylsulfonyl, R^ fur Chlor, Ri6 fiir n-Butyl und Ri8 
fur Wasserstof f stehen. 



Ib95 




SO,CH, 



die verbindungen Ib96.l-Ib96.126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl.l-Ibl.126 dadurch unterscheiden, dafl 
Ri fur Methyl, r2 fur Methylsulfonyl, R3 fur Chlor, R" fur n- 
Butyl und VO-^ fur Wasserstof f stehen. 



CH, 




Ib96 



SO2CH3 



die verbindungen Ib97 . Ilb97 . 126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl,l-Ibl.l26 dadurch unterscheiden, dafl 
Ri fur Methyl, R2 fur Methylsulfonyl, R^ fur Methyl. R" fur 
n-Butyl und Ri^ fur Wasserstof f stehen. 

Ib97 




wo 98/31681 



PCT/EP98/00069 



10 



15 



20 



25 



58 

die verbindiingen Ib98 . 1-Ib98. 126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl. 1-Ibl. 126 dadurch unterscheiden, da6 
Ri fur Methyl, R^^ fur n-Butyl und R^8 fuj- wasserstoff stehen. 



Ib98 




die Verbindungen Ib99.l-Ib99.126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl.l-Ibl.126 dadurch unterscheiden, daS 

fur Methyl, R2 fur Wasserstoff, R^^ fur n-Butyl und R^^ 
Wasserstoff stehen. 




Ib99 



die Verbindungen Ibl00.l-Ibl00.126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl. 1-Ibl. 126 dadurch unterscheiden, dafl 
Ri fur Methyl, R2 fCir Nitro, R" fur n-Butyl und R" fiir Was- 
serstoff stehen. 



30 



35 



40 




Ibl 00 



die Verbindungen Ibl01.l-Ibl01.126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl. 1-Ibl. 126 dadurch unterscheiden, daQ 
Ris fiir n-Butyl und R^^ fur Wasserstoff stehen. 




ibl 01 



45 



# 



wo 98/31681 



PCT/EP98/00069 



10 



15 



59 



die Verbindungen Ibl02 . 1-Ibl02 . 126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl . 1-Ibl . 126 dadurch vinterscheiden, da6 
R2 fur Methylsulfonyl, Ri^ fur iso-Butyl und Ri^ fur Wasser- 
stoff stehen. 



Ib102 




CH2CH(CH3)2 



die Verbindungen Ibl03.l-Ibl03.126, die sich von den entspre- 
chenden verbindungen Ibl.l-Ibl.126 dadurch unterscheiden, dafi 
r2 fur Nitro, R^* fur iso-Butyl und Ri^ fur Wasserstoff ste- 
hen. 



20 



25 




CHXHCCHo) 



'3'2 



Ibl 03 



die Verbindungen Ibl04.l-Ibl04.126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl.l-Ibl.126 dadurch unterscheiden, daB 
Ri fur Methyl, R^ fur Methylsulfonyl, R" fur iso-Butyl und R" 
fur Wasserstoff stehen. 



30 



35 



40 



45 




Ibl 04 



SOgCHg 



CH2CH{CH3)2 



die Verbindungen Ibl05.l-Ibl05.125, die sich von den entspre- 
chenden verblndvmgen Ibl.l-Ibl.126 dadurch unterscheiden, daB 
Ri fur Wasserstoff, R2 fiir Methylsulfonyl, Ri^ f^ir iso-Butyl 
und R18 fiir Wasserstoff stehen. 




Ibl 05 



N "OH 
CH2CH(CH3)2 



SO2CH3 



m 



wo 98/31681 PCT/EP98/00069 

60 

die Verbindungen Ibl06 . 1- Ibl06 . 126 , die sich von den entspre- 
chenden verbindungen Ibl . 1-Ibl . 126 dadurch unterscheiden, daB 
Ri fur Trif luormethyl, R2 fur Methylsulf onyl, R^^ fur iso-Bu- 

tyl und Ri^ fur Wasserstoff stehen. 

. ' ■ 

Ib106 



15 



30 



35 




10 '^'"N'^^OH '^^"S'^z^^a 

CH2CH(CH3)2 

die verbindungen Ibl07.l-Ibl07.126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl.l-Ibl.126 dadurch unterscheiden, dafi 
Ri fiir Methylsulf onyl, R" f(ir iso- Butyl und Ri^ fur Wasser- 
stoff stehen. 

o SO2CH3N-X _^ lb107 



20 




N OH 
GH2CH(CH3) 



CI 

'2' 



die Verbindungen IblOS. 1-Ibl08 . 126, die sich von den entspre- 
25 chenden Verbindungen Ibl . 1-Ibl . 126 dadurch unterscheiden, dafi 

Ri fur Nitro, R" fur iso-Butyl und R" fiir wasserstoff ste- 
hen. 




IblOS 



N OH 
CH2CH(CH3)2 

die Verbindungen Ibl09 . 1- Ibl09 . 126 , die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl.l-Ibl.126 dadurch unterscheiden, dafi 
r2 fur Trif luormethyl, R" fur iso-Butyl und Ri^ fur Wasser- 
stoff stehen. 



wo 98/31681 



PCT/EP98/00069 



61 

die Verbindungen IbllO. 1-IbllO. 126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl.l-Ibl. 126 dadurch unterscheiden, dafl 
R2 fur Methylthio, R^^ fur iso-Butyl und R^^ fur Wasserstof f 
stehen. , 



10 



15 




N OH 
CH2CH(CH3)2 



Ib110 



SCH, 



die Verbindungen Iblll.l-Iblll. 126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl.l-Ibl. 126 dadurch unterscheiden, dafl 
R2 fur Methylsulf inyl, R" fixi iso-Butyl und Ri8 fur Wasser- 
stof f stehen. 



20 




CH-CHCCH,), 



'3'Z 



Ib111 



25 



die Verbindungen Ibll2.l-Ibll2.126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl.l-Ibl. 126 dadurch unterscheiden, dafl 
R2 fur Trifluorraethylsulfonyl, Ri* fur iso-Butyl iind R^^ fur 
Wasserstof f stehen. 



30 



35 



40 



45 




Ib112 



SO2CF3 



CH2CH(CH3)2 



die Verbindungen Ibll3.1-Ibll3. 126, die sich von den entspre- 
chenden verbindungen Ibl.l-Ibl. 126 dadurch \interscheiden, dafl 
Ri fiir Methoxy, R2 fur Methylsulf onyl, Ri* fur iso-Butyl und 
RI8 fur Wasserstof f stehen. 




Ib113 



N OH 
CH2CH(CH3)2 



SO2CH3 



wo 98/31681 



• 



• 

PeT/EP98/00069 



die Verbindungen Ibll4.l-Ibll4.126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl.l-Ibl*126 dadurch unterscheiden, daB 
r2 fur Ethylsulf onyl, R^^ fiir iso-Butyl und R^^ fur Wasser- 
stof f stehen. 




CH^CHtCHg)^ 



die Verbindungen Ibll5,l-Ibll5,126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl.l-Ibl,126 dadurch unterscheiden, daB 
15 r2 fur Methylsulfonyl, R^ fur Methyl, Ris fiixr iso-Butyl und R^e 

fur Wasserstoff stehen. 



20 




Ib115 



die Verbindungen Ibll6 . 1-Ibll6 • 126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindxingen Ibl . 1-Ibl . 126 dadurch unterscheiden, dafl 
R2 fur Methylsulfonyl, R3 fiar Chlor, R^^ fur iso-Butyl und R^^ 
fur Wasserstoff stehen. 




Ib116 



40 



45 



wo 98/31681 



PCT/EP98/00069 



63 

die Verbindungen Ibll7.l-Ibll7.126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl.l-Ibl.126 dadurch unterscheiden, dafi 
Ri fur Methyl, R2 fur Methylsulfonyl, R3 fur Chlor, Ris fur 
iso-Butyl und R^^ fur Wasserstoff stehen. 



10 



15 




Ib117 



SO2CH3 



CH2CH(CH3)2 



die Verbindungen Ibll8.l-Ibll8.126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl.l-Ibl. 126 dadurch unterscheiden, daB 
Ri fiir Methyl, R2 fur Methylsulfonyl, RJ fur Methyl, Ris fur 
iso-Butyl und R^^ fur Wasserstoff stehen. 



20 



25 



30 



35 




Ib118 



SO2CH3 



CH-CH(CH3) 



3/2 



die Verbindungen Ibll9.l-Ibll9.126, die sich von den entspre- 
chenden verbindungen Ibl.l-Ibl. 126 dadurch unterscheiden, daB 
Ri fUr Methyl, R^^ filr iso-Butyl und Ri^ fur Wasserstoff ste- 
hen . 



Ib119 




CH2CH(CH3)2 



40 



45 



wo 98/31681 



PCT/EP98/00069 



64 

die Verbindungen Ibl20. 1-Ibl20. 126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl .1-Ibl. 126 dadurch unterscheiden, dafi 
Ri fur Methyl, fur Wasserstoff , R^-^ fHx iso-Butyl und R^^ 
fiir Wasserstoff stehen. 




Ibl 20 



10 N OH 

CHjCHCCHa)^ 

die Verbindungen Ibl21.1-Ibl2 1.126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl. 1 -Ibl. 126 dadurch unterscheiden, daB 
15 Ri fur Methyl, R2 fiir Nitro, R" fur iso-Butyl und R" fur Was- 

serstoff stehen. 



20 



25 - 



30 



35 



40 



45 



— X 




Ib121 



N OH 
CH2CH{CH3)2 

die Verbindungen Ibl22.l-Ibl22.126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl.l-Ibl.126 dadurch tmterscheiden, daB 
Ri6 fur iso-Butyl und R^-B fur Wasserstoff stehen. 



-X 



N 




Ib122 



N OH 
CH2CH(CH3)2 



CI 



die Verbindungen Ibl23 . 1-Ibl23 . 126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl. 1-Ibl. 126 dadurch unterscheiden, daB 
Ri fur Methylsulf onyl und R2 fur Trif luormethyl stehen. 



SO2CH3 N-X 




Ib123 



wo 98/31681 



PCT/EP98/00069 



65 

die Verbindxingen Ibl24, 1-Ibl24 . 125, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl • 1-Ibl • 126 dadurch unterscheiden, dafl 
Ri fur Methylsulfonyl, R2 fur Trifluor methyl, und R^^ fur Was- 
serstoff stehen. ■ 



10 



SO2CH3 N-x 




Ib124 



15 



die Verbindungen Ibl25.1-Ibl25. 126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl. 1-Ibl. 126 dadurch unterscheiden, dafi 
Ri fur Methylsulfonyl, R2 fiir Trif luormethyl, Ri* fur n-Propyl 
und Ri8 far Wasserstof f stehen. 



20 



SOgCHg N-X 




Ib125 



die Verbindungen Ibl26.l-Ibl26.126, die sich von den entspre- 
25 chenden Verbindungen Ibl. 1-Ibl. 126 dadurch unterscheiden, daB 

Ri fur Methylsulfonyl, R2 fur Trif luormethyl, R^^ fur n-Butyl 
und R^8 fur Wasserstof f stehen. 



30 



35 . 



SO2CH3 N-X 




Ib126 



die Verbindungen Ibl27.1-Ibl27, 126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl. 1-Ibl. 126 dadurch unterscheiden, daB 
Rifiir Methylsulfonyl, R2 fiir Trif luormethyl, R" fiir iso-Bu- 
tyl und R19 fiiir Wasserstof f stehen. 



40 



45 



SO2CH3 N-X 




Ib127 



CH2CH(CH3)2 



m 



wo 98/31681 



10 



PCT/EP98/00069 



66 



die Verbindungen Ibl28.l-Ibl2 8.126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl . 1-Ibl . 126 dadurch unterscheiden, dafl 
Ri fur Methylsulfonyl, R2 fur Trif luormethyl, R^* fur Ethyl 
und Ri* fiir Wasserstoff stehen. 



I 



SOgCHg N-X 




Ib128 



15 



die Verbindungen Ibl29 . 1-Ibl29 . 126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl.l-Ibl.126 dadurch unterscheiden, daB 
Ri fur Nitro und R2 fiir Methylsulfonyl stehen. 



20 



N-X 




Ibl 29 



SO^Me 



25 



die Verbindungen Ibl30. 1-Ibl30.126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl.i-Ibl.126 dadurch unterscheiden, daB 
Ri fur Nitro, R2 fur Methylsulfonyl, und Ri8 fur Wasserstoff 
stehen. 



30 



N-X 




Ibl 30 



SOjMe 



35 



die Verbindungen Ibl31. 1-Ibl31.126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl.l-Ibl.126 dadurch unterscheiden, daB 
Ri fur Nitro, R2 fiir Methylsulfonyl, Ris fiir n- Propyl und Ri8 
fur Wasserstoff stehen. 



40 



45 



N-X 




Ibl 31 



SOgMe 



wo 98/31681 



PCT/EP98/00069 



10 



15 



67 

die Verbindungen Ibl32.l-Ibl32.126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl.l-Ibl.126 dadurch unterscheiden, dafi 
Ri fur Nitro, R2 fur Methylsulfonyl, R" fiir n-Butyl und R" 
fur Wasserstoff stehen. 



N-X 




Ib132 



SOgMe 



die Verbindungen Ibl33 . 1-Ibl33 . 126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl.l-Ibl.126 dadurch unterscheiden, daB 
Ri fur Nitro, R2 fur Methylsulfonyl, R" fiir iso-Butyl und Ri8 
fur Wasserstoff stehen. 



20 



25 



N-X 




Ib133 



N OH 
CHjCHTOa 



SO^Me 



die Verbindungen Ibl34 . 1-Ibl34 . 126, die sich von. den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl.l-Ibl.126 dadurch unterscheiden, dafi 
Ri fiir Nitro, R2 fiir Methylsulfonyl, Ri« fur Ethyl und Ri^ fur 
Wasserstoff stehen. 



30 



35 



NOj N-X 




ib134 



SOgMe 



die Verbindungen Ibl3 5.1- Ibl35. 126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl . 1-Ibl . 126 dadurch unterscheiden, dafi 
Ri8 fiir Wasserstoff steht. 



40 



45 




Ibl 35 



wo 98/31681 



PCT/EP98/00069 



10 



15 



20 



25 



68 

die Verbindungen Ibl36 . 1-Ibl36 . 126 , die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl.l-Ibl-126 dadurch unterscheiden, daS 
Ri6 fur Ethyl und R^^ fur Wasserstoff stehen. 




N-X 



Y 



Ib136 



die verbindungen Ibl37.1-Ibl37.126die sich von den entspre- 
chenden Verbindiingen Ibl.l-Ibl.126 dadurch unterscheiden, dafi 
Z f\ir Methylsulf onyl und R^^ fUr Wasserstoff stehen. 



-X 




Ib137 



'CH3 0S0aCH3 

die Verbindungen Ibl38.l-Ibl38.126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl.l-Ibl. 126 dadurch unterscheiden, daB 
r2 filr Methylsulf onyl, Z fur Methylsulf onyl und Ri^ fiir Was- 
serstoff stehen. 



30 



35 



40 



45 




Ib138 



SO2CH3 



CH3 OSO2CH3 



die Verbindungen Ibl39 . 1-Ibl39 . 126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl.l-Ibl. 126 dadurch unterscheiden, daB 
R2 fiir Nitro, Z fur Methylsulf onyl und R" fir Wasserstoff 
stehen. 

Ib139 




OSOgCH, 



wo 98/31681 



PCT/EP98/00069 



69 

die Verbindungen Ibl40.l-Ibl40.126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl.l-Ibl. 126 dadurch unterscheiden/ dafl 
Ri fur Methyl, fiir Methylsulf onyl, Z fur Methyl sulfonyl und 
Ri9 fur Wasserstoff stehen. 



10 




Ib140 



die Verbindungen Ibl41. 1-Ibl41.126 die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl.l-Ibl. 12 6 dadurch unterscheiden, dafi 
Ri fur Methylsulf onyl , Z fur Methylsulfonyl und R^^ fur was- 
serstoff stehen. 



20 




Ib141 



die Verbindungen Ibl42.l-Ibl42.126 die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl, 1-Ibl - 126 dadurch unterscheiden, dafl 
Ri fur Nitro, Z fur Methylsulfonyl und R^^ fur Wasserstoff 
stehen. 



30 




Ibl 42 



die Verbindungen Ibl4 3.1- Ibl4 3. 12 6, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl. 1-Ibl .126 dadurch unterscheiden, dafl 
Ri fur Methoxy, R2 und Z fur Methylsulfonyl und R^^ fur Was- 
serstoff stehen. 



wo 98/31681 



m 

PCT/EP98/00069 



die Verbindungen Ibl44 . 1- Ibl44 ♦ 126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl ♦ 1-Ibl • 126 dadurch unterscheiden, dafi 
R2 fiir Ethylsulfonyl, 2 fur Methylsulf onyl und R^^ fur Wasser- 
stoff stehen. 




Ib144 



die Verbindungen Ibl45,l-Ibl45.126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl.l-Ibl.126 dadurch unterscheiden, daB 
Ri« fur Ethyl, Z fur Methylsulf onyl und R^^ fur Wasserstoff 
stehen. 



20 




Ib145 



- die Verbindungen Ibl46,l-Ibl46.126, die sich von den entspre- 
25 chenden Verbindungen Ibl.l-lbl.125 dadurch unterscheiden, dafl 

R2 fur Methylsulf onyl, R^^ fi^j- Ethyl, Z fur Methylsulf onyl und 
Ri8 fiir Wasserstoff stehen. 



30 




die Verbindungen Ibl47,l-Ibl47.126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl. 1-Ibl .126 dadurch unterscheiden, dafl 
R2 fur Nitro, Ri« fur Ethyl, z fiir Methylsulf onyl und R^s fur 
Wasserstoff stehen. 

40 



45 




Ib147 



C^H, OSO2CH3 



wo 98/31681 



PCT/EP98/00069 



71 

die verbindungen Ibl48.1-Ibl48-126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl.l-Ibl.126 dadurch unterscheiden, dafl 

fur Methyl, fur Methylsulfonyl, Ri^ fur Ethyl, Z fiir 
Methylsulfonyl und R^^ fiir Wasserstoff stehen. 



10 




Ib148 



die Verbindungen Ibl49-1-Ibl49.126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl.l-Ibl. 12 6 dadurch unterscheiden, daS 
Ri fur Methylsulfonyl, R^^ fiir Ethyl, Z fiir Methylsulfonyl und 
Ria fur Wasserstoff stehen. 



20 




Ib149 



die Verbindungen Ibl50-1-Ibl50.125, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl.l^Ibl.126 dadurch unterscheiden, dafi 
Ri fir Nitro, R^^ fiir Ethyl, Z fiir Methylsulfonyl und Ri^ fur 
Wasserstoff stehen. 



30 




Ib150 



die verbindungen Ibl51.l-Ibl51.126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl.l-Ibl.126 dadurch unterscheiden, da3 
Ri fiir Methoxy, R2 fiir Methylsulfonyl, Ri« fiir Ethyl, Z fiir 
Methylsulfonyl und R^^ fiir Wasserstoff stehen. 



40 



45 




Ib151 



wo 98/31681 



PCT/EP98/00069 



72 

die Verbindungen Ibl52 . 1-Ibl52 . 126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl .1-Ibl .126 dadurch unterscheiden, da6 
R2 fur Ethylsulfonyl, Ri* fur Ethyl, Z fur Methylsulf onyl und 
Ri8 fur Wasserstoff stehen. 



10 




Ibl 52 



SOjC^Hs 



15 



20 



die Verbindungen Ibl53 . 1-Ibl53 .125, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl.l-Ibl.i26 dadurch unterscheiden, dafl 
Z fur Methylsulf onyl steht. 



Ibl 53 




CH3 OSO2CH3 



25 



die Verbindungen Ibl54 . 1-Ibl54 .126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl. 1-Ibl. 12 6 dadurch unterscheiden, daS 
R2 und Z fiir Methylsulfonyl stehen. 



30 




Ib154 



SO2CH3 



CH, OSO,CH, 



35 



die Verbindungen Ibl55.l-Ibl55.126, die sich von den entspre- 
chenden Ver-bindungen Ibl.l-Ibl.126 dadurch unterscheiden, 
daB R2 fur Nitro und Z fiir Methylsulfonyl stehen. 



40 




Ibl 55 



OSOgCHg 



45 



wo 98/31681 



PCT/EP98/00069 



73 

die Verbindungen Ibl56,l-Ibl55 .126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl. 1-Ibl .126 dadurch unterscheiden, dafl 
fiir Methyl, R2 und Z fur Methylsulf onyl stehen. 




Ib156 



die verbindungen Ibl57.1-Ibl57,126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl.l-Ibl.126 dadurch unterscheiden, dafl 
Ri und 2 fur Methylsulf onyl stehen. 




Ib157 



die Verbindungen Ibl58.1-Ibl5a'.126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl.l-Ibl,126 dadurch -unterscheiden, dafl 
Ri fur Nitro und Z fur Methylsulf onyl stehen. 

25 



30 




Ib158 



35 



die Verbindungen Ibl59.1"Ibl59. 126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl.l-Ibl.126 dadurch unterscheiden, dafl 
R^ fur Methoxy, r2 und Z fur Methylsulf onyl stehen* 



wo 98/31681 



PCT/EP98/00069 



74 

die Verbindungen Ibl60. 1-Ibl60.126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl . 1-Ibl .126 dadurch unterscheiden, daB 
R2 fiir Ethylsulf onyl und Z fur Methyl sulfonyl stehen. 



10 




Ibl 60 



. OSO3CH3 



SO2C2H5 



15 



20 



die Verbindungen Ibl61.l-Ibl61.126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl.l-Ibl.126 dadurch unterscheiden, dafl 
2 fur Ethylsulf onyl und Ri^ fur Wasserstoff stehen. 



LX.X. 




Ibl 61 



CH, OSO2C2H5 

3 



25 



die Verbindungen Ibl62.1-Ibl62 . 126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl.l-Ibl.125 dadurch unterscheiden, daB 
R2 fiir Methyl sulfonyl, Z fiir Ethylsulf onyl und RI8 fur Wasser- 
stoff stehen. 



30 




Ib162 



SO2CH3 



CH3 OSOgCjHg 



die Verbindungen Ibl63. 1-Ibl63.126, die sich von den entspre- 
35 chenden Verbindungen Ibl .1-Ibl.l26 dadurch unterscheiden, daB 
R2 filr Nitro, Z fur Ethylsulfonyl und Ri^ fur Wasserstoff ste- 
hen. 



40 



45 




Ib163 



OSO2C2H5 



wo 98/31681 



PCT/EP98/00069 



75 

die Verbindungen Ibl64 . 1-Ibl64 . 126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl.l-Ibl.126 dadurch unterscheiden, dafi 
Ri fur Methyl, R2 fur Methylsulfonyl, Z fxir Ethylsulfonyl und 
RiB fiir Wasserstoff stehen. 



10 




Ib164 



die Verbindungen Ibl65.l-Ibl65.125, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl . 1-Ibl . 126 dadurch unterscheiden, daB 
Ri fur Methylsulfonyl, Z fur Ethylsulfonyl iind R^^ fiir Wasser- 
stoff stehen. 




Ib165 



die Verbindungen Ibl66*l-Ibl66.126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl. 1-Ibl. 12 6 dadurch unterscheiden, dafl 
Ri fur Nitre, Z fur Ethylsulfonyl und Ri» f\ir Wasserstoff ste- 
hen. 



30 




Ibl 66 



die Verbindungen Ibl67.1rlbl67. 126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl.l-Ibl.126 dadurch unterscheiden, daS 
Ri- fiir Methoxy, R^ fur Methylsulfonyl, Z fur Ethylsulfonyl und 
R18 fur Wasserstoff stehen. 



wo 98/31681 



PCT/EP98/00069 



10 



15 



20 



25 



30 



35 



40 



45 



76 

die Verbindungen Ibl68. 1-Ibl68 . 126, die sich von den entspre- 
chenden verbindungen Ibl.l-Ibl.125 dadurch unterscheiden, daB 
r2 und Z fur Ethylsulf onyl und Ri^ fur Wasserstof f stehen. 



-X 




Ib168 



SO2C2HS 



die verbindungen Ibl69.l-Ibl69.126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen lbl.l-rbl.126 dadurch unterscheiden, dafi 
Ri6 fur Ethyl, Z far Ethylsulf onyl und Ri^ fur wasserstof f 
stehen. 



— X 




Ib169 



OSOgCgHg 



die verbindungen Ibl7 0.1- Ibl7 0.12 6, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl.l-Ibl.126 dadurch unterscheiden, daB 
R2 fur Methylsulfonyl, R" fur Ethyl, Z fur Ethylsulf onyl und 
Ri-8 fur Wasserstoff stehen. 




Ib170 



die Verbindungen Ibl71.l-Ibl71.126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl.l-Ibl.126 dadurch unterscheiden, daB 
R2 fur Nitro, R^^ fur Ethyl, Z fur Ethylsulf onyl und Ri^ fur 
Wasserstoff stehen. 



^X 




Ib171 



C2H5 OSOjCjHg 



wo 98/31681 



PCT/EP98/00069 



10 



15 



20 



25 



30 



35 



40 



77 

die Verbindungen Ibl72.l-Ibl72.126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl.l-Ibl.126 dadurch unterscheiden, daS 
Ri fur Methyl, R2 fur Methylsulf onyl, Ris fiir Ethyl, Z fur 



Ethylsulfonyl und R^^ fur Wasserstoff stehen, 




Ib172 



OSOjCgHg 



SOgCHg 



die verbindungen Ibl73 .1-Ibl73.126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl.l-Ibl. 126 dadurch unterscheiden, daS 
Ri fur Methylsulf onyl, R" fur Ethyl, Z fur Ethylsulfonyl und 
Ri8 far Wasserstoff stehen. 



O SO2CH3 N-X 



Ib173 




Y R' 



die Verbindungen Ibl74.l-Ibl74.126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl,l-Ibl.l26 dadurch unterscheiden, dafl 
Ri fur Nitro, R^^ fur Ethyl, Z fiir Ethylsulfonyl und R^® fur 
Wasserstoff stehen. 




Ib174 



C^H, OSO^C^H^ 

die Verbindungen Ibl75. 1-Ibl75.126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl.l-Ibl. 12 6 dadurch unterscheiden, daB 
Ri fur Methoxy, R2 fur Methylsulf onyl, R^^ fur Ethyl, Z fur 
Ethylsulfonyl und R^® fur Wasserstoff stehen. 



wo 98/31681 



PCT/EP98/00069 



78 



die Verbindungen Ibl76.l-Ibl76.126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl.l-Ibl.125 dadurch unterscheiden, dafl 
R2 fiir Ethylsulfonyl, R" fur Ethyl, Z fur Ethylsulfonyl und 
Ri8 fur Wasserstoff stehen. ' 



10 



15 



N 




Ib176 



\ ^ 'SO2C2H5 
I OSO^C^H, 



die Verbindungen Ibl77 . 1-Ibl77 . 126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl.l-Ibl .126 dadurch unterscheiden, dafi 
Z fur Ethylsulfonyl steht. 



20 




Ib177 



6h OSO2C2H5 



25 



30 



35 - 



40 



45 



die Verbindungen Ibl78.l-Ibl78.126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl.l-Ibl. 126 dadurch unterscheiden, dafl 
R2 fur Methylsulfonyl und Z fur Ethylsulfonyl stehen. 

Ib178 




SO2CH3 



CH3 OSOjCgHg 



die Verbindungen Ibl79.l-Ibl79.126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl.l-Ibl. 126 dadurch unterscheiden, dafl 
R2 fur Nitro und Z fur Ethylsulfonyl stehen. 

Ib179 




CH3 OSO2C2H5 



wo 98/31681 



PCT/EP98/00069 



10 



79 

die verbindxingen Ibl80.1-Ibl80. 126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindvmgen Ibl.l-Ibl.126 dadurch unterscheiden, daB 

fur Methyl, fur Methyl sulfonyl und Z filr Ethylsulf onyl 
stehen . 




Ib180 



OSOgCgHg 



S02CH3 



15 



20 



die Verbindungen Ibl81.l-Ibl81.126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl.l-Ibl.126 dadurch unterscheiden, daB 
fijr Methylsulf onyl und Z fur Ethyl sulfonyl stehen. 



SO2CH3 N-X 




Ib181 



OSOgCjHg 



25 



die Verbindungen Ibl82.l-Ibl82.126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl.l-Ibl. 12 6 dadurch unterscheiden, daB 
Ri fUr Nltro und Z fur Ethylsulf onyl stehen. 



30 




Ib182 



CH3 



die Verbindungen Ibl83.1*Ibl83.126, die sich von den entspre- 
35 chenden Verbindungen Ibl.l-Ibl ♦126 dadurch unterscheiden, daB 

fur Methoxy, fur Methylsulf onyl und Z fur Ethylsulf onyl 
stehen. 



wo 98/31681 



PCT/EP98/00069 



80 

die Verbindungen Ibl84 . 1-Ibl84 . 126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl , 1-Ibl . 126 dadurch unterscheiden, dafi 
r2 und Z fur Ethylsulf onyl stehen. 



5 



10 




Ib184 



die Verbindungen Ibl85.l-Ibl85.125 die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl.l-Ibl. 126 dadurch unterscheiden, dafl 
Z far iso-Propylsulfonyl und fur Wassers toff stehen. 



15 



20 




Ib185 



- die Verbindungen Ibl86 . 1-Ibl85.126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl.l-Ibl. 126 dadurch unterscheiden, daB 
R2 fur Methylsulfonyl, Z fur iso-Propylsulfonyl . und R^^ fur 
25 wasserstoff stehen. 



30 




Ib186 



die Verbindungen Ibl87 . 1-Ibl87 . 126 , die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl.l-Ibl.126 dadurch unterscheiden, dafl 
R2 fxir Nitro, Z fiir iso-Propylsulfonyl und Ria fur Wasserstoff 
stehen. 




Ib187 



45 



wo 98/31681 



PCT/EP98/00069 



10 



15 



81 

die Verbindungen Ibl88 . 1-Ibl88. 126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl.l-Ibl.126 dadurch unterscheiden, dafl 
Ri fur Methyl, fur Methylsulf onyl, Z fur iso-Propylsulf onyl 
und Ri' fur Wasserstoff stehen. 



-X 




Ib188 



SO2CH3 



OSO-CHCCH,) 



die Verbindungen Ibl89.l-Ibl89.126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl. 1-Ibl.l26 dadurch unterscheiden, dafi 
Ri fiir Methylsulf onyl, Z fiir iso-Propylsulf onyl und R^^ f^ir 
wasserstoff stehen. 



20 



25 



SO2CH3 N-X 




Ib189 



CH, 



CI 

OS02CH(CH3)2 



die Verbindungen Ibl90.l-Ibl90.126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl. 1-Ibl .126 dadurch unterscheiden, dafi 
Ri fiir Nitro, Z filr iso-Propylsulf onyl und R" fiir Wasserstoff 
stehen. 



30 



35 




Ib190 



OS02CH(CH3)2 

die Verbindungen Ibl91.l-Ibl91.126, die sich von den ehtspre- 
chenden Verbindungen Ibl. 1- Ibl. 12 6 dadurch unterscheiden, dafi 
Ri fur Methoxy, R2 fiir Methylsulf onyl, Z fur iso-Propylsulf o- 
nyl und Ri^ fur Wasserstoff stehen. 



wo 98/31681 



PCT/EP98/00069 



10 



15 



20 



25 - 



30 



35 



40 



45 



82 



die Verbindungen Ibl92.l-Ibl92.12 5, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl.l-Ibl. 12 6 dadurch unterscheiden, daB 
r2 fur Ethylsulfonyl, Z fur iso-Propylsulf onyl und R^^ fiir 
Wasserstoff stehen. 



Ib192 




die Verbindungen Ibl93.l-Ibl93.126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl.l-Ibl.126 dadurch unterscheiden, dafi 
R" fur Ethyl, Z fiir iso-Propylsulf onyl und R^b fur Wasser- 
stoff stehen. 

Ib193 




C2H5 OS02CH(CH3)2 

die Verbindungen Ibl94 .1-Ibl94 . 126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl.l-Ibl. 126 dadurch unterscheiden, dafi 
R2 far Methylsulfonyl, RI6 fur Ethyl, Z fur iso-Propylsulf onyl 
und R 18 fur Wasserstoff stehen. 

Ib194 




SOjCHg 



die Verbindungen Ibl95.l-Ibl95.126, die sich von den entspre- 
chenden Ver-bindungen Ibl . 1 - Ibl .126 dadurch unterscheiden, 
dafl R2 fur Nitro, Ri^ fur Ethyl, Z fur iso-Propylsulf onyl und 
RIB fir Wasserstoff stehen. 



Ib195 




C2H5 OSOgCHCCHgjg 



# 



wo 98/31681 



PCT/EP98/00069 



10 



15 



83 



die Verbindungen Ibl96.l-Ibl96.126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl.l-Ibl.126 dadurch unterscheiden, dafi 
Ri fiir Methyl, R2 fur Methylsulf onyl, Ri6 fur Ethyl, Z fur 
iso-Propylsulf onyl und Ris fiir Wasserstoff stehen. 



Ib196 




^^^^ 0SO2CH(CH3)2 



SO2CH3 



die Verbindungen Ibl97. 1-Ibl97 . 126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl.l-Ibl. 126 dadurch unterscheiden, daB 
Ri f\ir Methylsulf onyl, R" f\ir Ethyl, Z fur iso-Propylsulf onyl 
und Ri* fiir Wasserstoff stehen. 



20 



25 



SO2CH3 N-X 




Ib197 



N 



CI 

OS02CH(CH3)2 



die Verbindungen Ibl98.l-Ibl98.126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl.l-Ibl. 126 dadurch unterscheiden, dafi 
Ri fiir Nitro, R" fiir Ethyl, Z fur iso-Propylsulf onyl und Ri^ 
fiir Wasserstoff stehen. 



30 



35 




Ib198 



C2H5 OS02CH{CH3)2 

die Verbindungen Ibl99.l-Ibl99.126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl.l-Ibl.126 dadurch unterscheiden, daS 
Ri far Methoxy, R2 fiir Methylsulf onyl, Ris fiir Ethyl, Z fiir 
iso-Propylsulfonyl und Ri* fiir Wasserstoff stehen. 



wo 98/31681 



PCT/EP98/00069 



10 



15 



20 



25 



30 



35 



40 



84 



die Verbindungen Ib200.l-Ib200.126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl.l-Ibl,126 dadurch unterscheiden, daB 
R2 fur Ethylsulfonyl, R" fur Ethyl, Z fur iso-Propylsulf onyl 
und fiir Wasserstoff stehen. 

Ib200 




N 
C2H5 



'OS02CH(CH3)2 



SO2C2H5 



die verbindungen Ib201.l-Ib201.126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl.l-Ibl.i26 dadurch unterscheiden, dafl 
Z f^r n-Propylsulfonyl und rib fur Wasserstoff stehen. 

Ib201 




6h OSO2C3H, 

3 

die Verbindungen Ib202.l-Ib202.126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl.l-Ibl. 126 dadurch unterscheiden, daB 
R2 fur Methylsulfonyl, Z fur n-Propylsulf onyl und Ri8 fur Was- 
serstoff stehen. 

Ib202 




SO2CH3 



CH3 OSO2C3H7 



die Verbindungen Ib203.l-Ib203.126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl.l-Ibl. 126 dadurch unterscheiden, dafl 
r2 fur Nitro, Z fur n-Propylsulf onyl luid R^^ fur Wasserstoff 
stehen. 

Ib203 




45 



CH3 OSO2C3H7 



# 



wo 98/31681 



PCT/EP98/00069 



10 



15 



85 



die Verbindungen Ib204.l-Ib204.126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl.l-Ibl.125 dadurch unterscheiden, dafl 
Ri fur Methyl, R2 fur Methylsulfonyl, Z fur n- Propyl sulfonyl 
und R^^ t^r Wasserstoff stehen. 




Ib204 



OSO2C3H7 



SOgCHg 



die Verbindungen Ib205. 1- Ib205 . 126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl . 1-Ibl . 126 dadurch unterscheiden, dafl 
B?- fur Methylsulfonyl, Z fiiir n-Propylsulf pnyl und Ri^ fxir Was- 
serstoff stehen. 



20 



25 



0 SO2CH3 N-X 




Ib205 



CH3 OSO2C3H, 

die Verbindungen Ib206.1-Ib206,126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl. 1- Ibl. 126 dadurch unterscheiden, daB 
Ri fur Nitro, Z fur n-Propylsulf onyl und R^^ fur Wasserstoff 
stehen. 



30 



35 



Ib206 




CH3 OSO2C3H, 

die Verbindungen Ib207.1-Ib207,126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl. 1- Ibl. 126 dadurch unterscheiden, daB 
Ri fur Methoxy, R2ifar Methylsulfonyl, Z fur n-Propylsulf onyl 
und R^s fur Wasserstoff stehen. 



wo 98/31681 



PCT/EP98/00069 



10 



86 

die Verbindiingen Ib.208.1-Ib208.126, die sich von den ent- 
sprechenden Verbindungen Ibl. 1-Ibl.l26 dadurch unterscheiden, 
daB R2 fur Ethyl su If onyl, Z fur n-Propylsulf onyl und R^^ fur 
wasserstof f stehen. 



Ib208 




N 



OSO2C3H7 



15 



20 



25 



die Verbindungen Ib209 . 1-Ib209 . 126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl. 1- Ibl. 12 6 dadurch unterscheiden, daB 
Rifi fur Ethyl, Z fur n-PropylSulf onyl und Ri8 fur Wasserstof f 
stehen. 



Ib209 




die Verbindungen Ib210. 1-Ib210.126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl.l-Ibl.126 dadurch unterscheiden, dafl 
r2 fur Methylsulfonyl, R^^ fur Ethyl, Z fur n-Propylsulfonyl 
\md Ri9 fur Wasserstof f stehen. 



30 



35 



40 



45 




Ib210 



CjHg OSO2C3H7 

die Verbindungen Ib211. 1-211. 126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl.l-Ibl.126 dadurch unterscheiden, daB 
r2 fur Nitro, Ris f\jr Ethyl, Z fur n-Propylsulf onyl und Ri^ 
fur Wasserstof f stehen. 

Ib211 




C2H5 OSO2C3H7 



wo 98/31681 
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10 



15 



87 

die Verbindvmgen Ib212.l-Ib212.126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl . 1 -Ibl . 126 dadurch unterscheiden, dafi 
Ri fiir Methyl, fiir Methylsulfonyl, Ris fur Ethyl, Z fur n- 
Propylsulfonyl und R^^ fur Wasserstoff stehen. 




Ib212 



OSO2C3H, 



SO2CH3 



die Verbindungen Ib213.1-Ib213 .126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl. 1- Ibl. 126 dadurch unterscheiden, daS 
Ri fur Methylsulfonyl, Ris fiir Ethyl, 2 fiir n-Propylsulfonyl 
und R19 fur Wasserstoff stehen. 



20 



25 



O SO2CH3N-X 



Ib213 




Y R' 



C2H5 OSO2C3H, 

die Verbindungen Ib214.l-Ib214.126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl .1-Ibl .126 dadurch unterscheiden, daB 
Ri fur Nitro, R^* fur Ethyl, Z fur n-Propylsulf onyl und Ri8 
fur Wasserstoff stehen. 



30 



35 



40 




Ib214 



die Verbindungen Ib215. 1-Ib215 .126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl •! -Ibl. 126 dadurch unterscheiden, daQ 
Ri fur Methoxy, R2 fur Methylsulfonyl, Ri^ fur Ethyl, Z fur n- 
Propylsulf onyl und R^® fur Wasserstoff stehen. 



M 



r^4 



Ib215 



wo 98/31681 
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88 

die Verbindungen Ib216 . I*lb215 . 126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl .1-Ibl . 126 dadurch unterscheiden, daS 
R2 fiir Ethyl sulfonyl, R^^ fur Ethyl, Z fur n- Propyl su If onyl 
und Ri® fur Wasserstof f : stehen. 



10 



15 




SOjCgHg 



Ib216 



die Verbindungen Ib217.l-Ib217.126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl .1-Ibl .126 dadurch unterscheiden, daB 
Z fur n-Butylsulf onyl und Ri8 fur Wasserstof f stehen. 



20 



Ib217 



OSO2C4H9 



die Verbindungen Ib21 8.1- Ib2 18. 12 6, die sich von den entspre- 
25 chenden Verbindungen Ibl .1-lbl .125 dadurch unterscheiden, daS 

r2 fur Methylsulfonyl, Z fur n-Butylsulfonyl und R " fiir Was- 
serstoff stehen. 



30 



35 



40 



45 



N 





0 CI 




y 1 






CH3 


OSOjC^Hg 



'SO2CH3 



Ib218 



die Verbindungen Ib2 19.1- Ib2 19. 12 6, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl. 1- Ibl. 12 6 dadurch unterscheiden, dafi 
r2 fur Nitro, Z fiir n-Butylsulf onyl und Ri8 fur Wasserstof f 
stehen. 



lb 219 



N 




N \ - ""2 
CH3 OSO2C4H9 



wo 98/31681 
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10 



15 



20 



25 



30 



35 



40 



89 

die Verbindungen Ib220.l-Ib220.126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl.l-Ibl.126 dadurch unterscheiden, daS 
Ri fur Methyl, R2 fur Methylsulf onyl, Z fiir n-Butylsulfonyl 
und R^^ fur wasserstoff stehen. 

Ib220 




SOXH- 



OSOgC^Hg 



die Verbindungen Ib221.l-Ib221.126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl.l-Ibl.126 dadurch unterscheiden, dafl 
Ri tHr Methylsulf onyl, Z fur n-Butylsulfonyl und Ri^ fur Was- 
serstoff stehen. 



SO2CH3 N-X 




Ib221 



CH3 OSOgC^Hg 

die Verbindungen Ib222. 1-Ib222 . 126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl.l-Ibl.126 dadurch unterscheiden, daB 
Ri fiir Nitro, Z fiir n-Butylsulf onyl und Ri* fiir Wasserstoff 
stehen. 




Ib222 



CH3 OSO^C^H, 

die Verbindungen Ib223. 1-Ib223 . 126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl.l-Ibl.126 dadurch unterscheiden, daB 
Ri fiir Methoxy, R2 fiir Methylsulf onyl, Z fiir n-Butylsulfonyl 
und RI8 fur Wasserstoff stehen. 



Ib223 



wo 98/31681 
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90 

die Verbindungen Ib224.l-Ib224.126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl.l-Ibl.126 dadurch unterscheiden, daS 
R2 fur Ethylsulfonyl, Z fur n-Butylsulfonyl xmd Ri8 fur Was- 
serstoff stehen. 



10 




ib224 



15 



die Verbindungen Ib225.l-Ib225.125, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl.l-Ibl.126 dadurch unterscheiden, daS 
Ri6 f^ir Ethyl, Z fur n-Butylsulfonyl und R^* fur Wasserstoff 
stehen. 



20 



25 



N 




Ib225 



die Verbindungen Ib226.l-Ib226.126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl,l-Ibl.l26 dadurch unterscheiden, daB 
r2 fur Methylsulf onyl , R" fur Ethyl, Z fur n-Butylsulfonyl 
und Ri8 fur Wasserstoff stehen. 



30 



35 



40 



45 




Ib226 



SOjCHg 



C2H5 OSOgC^Hg 



die Verbindungen Ib227. 1-Ib227. 126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindiingen Ibl.l-Ibl.126 dadurch unterscheiden, daB 
R2 fur Nitro, Ri« fur Ethyl, z fiir n-Butylsulfonyl und R^^ fur 
Wasserstoff stehen. 



Ib227 




C2H5 OSOjC^Hg 



wo 98/31681 
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91 

die Verbirxdungen Ib228 . 1- Ib228 . 126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl . 1 -Ibl . 126 dadurch -unterscheiden, dafi 
Ri fiir Methyl, fur Methylsulf onyl, Ri* fur Ethyl, Z fur n- 
Butylsulfonyl und R^^ fur Wasserstoff stehen. 



10 



15 




Ib228 



SO2CH3 



die Verbindungen Ib229 . 1-Ib229 . 126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl. 1- Ibl. 126 dadurch \interscheiden, dafl 
Ri fur Methylsulf onyl , R" fur Ethyl, Z ffir n-Butylsulf onyl 
und Ri8 fur Wasserstoff stehen. 



20 



25 



SO2CH3 N-X 




Ib229 



die Verbindungen Ib230.l-Ib230.126, die sich von den entspre- 
chenden verbindungen Ibl.l-Ibl.126 dadurch unterscheiden, dafi 
Ri far Nitro, Ris fur Ethyl, Z fur n-Butylsulf onyl und Ri* far 
Wasserstoff stehen. 



30 



35 



40 



0 NO2 ""^R* 



Ib230 




C2H5 OSO^C^H, 

die Verbindungen Ib23l • 1-Ib231. 126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl -1 -Ibl •126 dadurch unterscheiden, daB 
fur Methoxy, R2 fiir Methylsulf onyl, Ri^ fur Ethyl, Z fur n- 
Butylsulfonyl und R^^ fur Wasserstoff stehen. 

Ib231 




wo 98/31681 
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die Verbindungen Ib232 . 1-Ib232 : 126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl.l-Ibl.126 dadurch unterscheiden, daB 
r2 fur Ethylsulfonyl, Ri^ fvir Ethyl, Z fur n-Butylsulfonyl und 
Ri8 fur Wasserstoff stehen. 



10 



15 



1 xV"' 



ib232 




SOgCgHg 



die Verbindungen Ib233.l-Ib233.126, die sich von den entspre- 
chenden verbindungen Ibl.l-Ibl.126 dadurch unterscheiden, dafl 
Z fiir i so -Butyl sulfonyl und Rio fflr Wasserstoff stehen. 



20 



25 



-X 



N 




Ib233 



"N' \ ^ CI 
OSOjCHjCHlCHa)^ 



die Verbindungen Ib234.l-Ib234.126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl.l-Ibl.126 dadurch unterscheiden, dafl 
R2 fur Methylsulfonyl, Z fur i so-Butyl sulfonyl und R^^ fur 
Wasserstoff stehen. 



30 



35 




Ib234 



SO2CH3 



CH, OSO-CH-CHCCH,), 



3'2 

die Verbindungen Ib235.l-Ib235.126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl.l-Ibl.126 dadurch unterscheiden, dafl 
r2 fvir Nitro, Z fur iso-Butylsulfonyl und R^^ fur Wasserstoff 
stehen . 



40 



45 




Ib235 



OSOXH-CHCCHJ, 



wo 98/31681 
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10 



15 
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die verbindungen Ib236.l-Ib236.126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl.l-Ibl,126 dadurch unterscheiden, da5 
Ri fiir Methyl, fur Methylsulf onyl, 2 fur iso-Butylsulf onyl 
und R^8 fur Wasserstoff stehen. 




L N-^ R* 



Ib236 



SO2CH3 
'OS02CH2CH(CH3)2 

die Verbindungen Ib237.l-Ib237.126, die sich. von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl.l-Ibl.126 dadurch unterscheiden, daB 
Ri fur Methylsulf onyl, Z fiir iso-Butylsulf onyl und Ri* fur 
Wasserstoff stehen. 



20 



25 



SO,CH, N-X 




Ib237 



OS02CH2CH(CH3)2 

die Verbindungen Ib238. 1-Ib238. 126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl.l-Ibl.126 dadurch unterscheiden, dafi 
Ri fur Nitro, Z fur iso-Butylsulfonyl und R^^ f^r Wasserstoff 
stehen. 



30 



35 



40 



45 




ib238 



OS02CH2CH(CH3)2 

die Verbindungen Ib239.l-Ib239.126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl.l-Ibl.126 dadurch unterscheiden, daB 
Ri fur Methoxy, r2 fur Methylsulf onyl, Z fur iso-Butylsulfonyl 
und R" fiir Wasserstoff stehen. 

Ib239 




N 

CH, 



SOoCH, 



OS02CH2CH(Ch4)2 ^ 



wo 98/31681 
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94 



die Verbindungen Ib240. 1-Ib240.126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl.l-Ibl.126 dadurch unterscheiden, daS 
r2 filr Ethylsulf onyl, Z fur iso-Butylsulfonyl und Ri* fiir Was- 
serstoff stehen. 



10 




N 

CH, 



Ib240 



SO,C,H, 



'oSOgCHgCHICI^a)! ^ 



15 



die Verbindungen Ib241. 1-Ib241. 126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl.l-Ibl -126 dadurch unterscheiden, daB 
R" fiir Ethyl, Z fflr iso-Butylsulfonyl und Ri8 fur Wasserstoff 
stehen. 



20 



25 - 



-X 




Ib241 



^^^^ OS02CH2CH(CH3)2 



die Verbindungen Ib242.l-Ib242.126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl.l-Ibl. 126 dadurch unterscheiden, daB 
R2 fur Methylsulfonyl, Ri* fur Ethyl, Z fiir iso-Butylsulfonyl 
und R" fur Wasserstoff stehen. 



30 



35 



40 



45 




Ib242 



SOgCHg 



C2H5 OS02CH2CH(CH3)2 



die Verbindungen Ib243.l-Ib243.126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl.l-Ibl. 126 dadurch unterscheiden, dafl 
r2 fur Nitre, Ris fiir Ethyl, Z fur iso-Butylsulfonyl und R" 
fiir Wasserstoff stehen. 




Ib243 



C2H5 OSOgCHgCHCCH,) 



3'2 



wo 98/31681 
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95 

die Verbindungen Ib244 .1-Ib244. 126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl.l-Ibl.126 dadurch unterscheiden, da6 
Ri fur Methyl, R2 fur Methylsulfonyl, R" fur Ethyl, Z fur 
iso-Butylsulfonyl und R^^ fur Wasserstoff stehen. 



10 




Ib244 



C2H5 



SO2CH3 
^OS02CH2CH(CH3)2 



15 



die Verbindungen Ib245.l-Ib245.126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl.l-Ibl.126 dadurch unterscheiden, daS 
Ri f'ir Methylsulfonyl, Ri* fur Ethyl, Z fiir iso-Butylsulfonyl 
und RI8 fur Wasserstoff stehen. 



20 



SOgCHg N-X 




Ib245 



(Jj^Hg OS02CH2CH(CH3)2 



die Verbindungen Ib246.l-Ib246.126, die sich von den entspre- 
25 chenden Verbindungen Ibl.l-Ibl .126 dadurch unterscheiden, dafi 

Ri fur Nitro, R" fur Ethyl, t tUx iso-Butylsulfonyl und Ri8 
fur Wasserstoff stehen. 



30 



35 



40 



45 




Ib246 



Au OS02CH2CH(CH3)2 

die Verbindungen Ib247.l-Ib247.126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl.l-Ibl.126 dadurch unterscheiden, dafi 
Ri fur Methoxy, R2 ftLr Methylsulfonyl, Ris fiir Ethyl, Z fur 
iso-Butylsulfonyl und RI8 fur Wasserstoff stehen. 



-X 




Ib247 



SO2CH3 



CjHg OSOgCHgCHCCHjjg 



wo 98/31681 
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die Verbindungen Ib248.l-Ib248.126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl.l-Ibl.126 dadurch unterscheiden, daB 
r2 fur Methylsulfonyl, R" fur Ethyl, Z fur iso-Butylsulf onyl 
und fur Wasserstoff stehen. 



0 CI jr^^R* 



Ib248 



Y r5 



10 



15 



20 



25 



30 



35 



40 



45 



^SOgCHg 



CgHg OS02CH2CH{CH3)2 

die Verbindungen Ib249.1- Ib249. 126, die sich von den entspre- 
chenden verbindungen Ibl.l-Ibl.126 dadurch \interscheiden, daB 
Z fCir Phenylsulfonyl und R^^ fi^r Wasserstoff stehen. 




Ib249 



die Verbindungen Ib250.l-Ib250.126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl .1-Ibl . 126 dadurch unterscheiden, dafi 
R2 fur Methylsulfonyl, Z fur Phenylsulf onyl und R fur Was- 
serstoff stehen. 

Ib250 




SO2CH3 



CH3 OSOjCeHg 



die Verbindungen Ib251.l-Ib251.126 die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl.l-Ibl. 126 dadurch iinterscheiden, daB 
Ri fur Methyl, R^ fur Methylsulfonyl, Z fiir Phenylsulf onyl ^lnd 
RIB fiir Wasserstoff stehen. 

Ib251 




OSOgCeHs 



SO2CH3 



wo 98/31681 PCT/EP98/00069 
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die Verbindungen Ib252 . 1-Ib252 . 125, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl.l-Ibl.126 dadurch unterscheiden, daii 
R2 fur Ethylsulfonyl, Z fur Phenylsulf onyl und R^^ fur Wasser- 
stoff stehen. 




ib252 



die Verbindungen Ib253,l-Ib253.12S/ die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl.l-Ibl.125 dadurch unterscheiden/ daB 
Ri6 fur Ethyl, 2 fur Phenylsulf onyl und R^^ fur Wasserstof f 
stehen. 



20 




Ib253 



- die Verbindungen Ib254 . 1-Ib254 . 126, die sich von den entspre- 
25 chenden Verbindungen Ibl.l-Ibl. 126 dadurch unterscheiden, dafi 

R2 fur Methylsulfonyl, R^^ fur Ethyl, Z fiir Phenylsulfonyl und 
Ri^ fur Wasserstof f stehen. 



30 




Ib254 



C2H5 OSOgCfiHg 



35 

- die Verbindungen Ib255 . 1- Ib255 . 126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl.l-Ibl.125 dadurch unterscheiden, dafl 
Ri fiir Methyl, R2 fur Methylsulfonyl, R^^ fur Ethyl, Z fir 
Phenylsulf onyl und R^^ f^^ Wasserstof f stehen. 



wo 98/31681 
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die Verbindungen Ib256.1-Ib256. 126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl.l-Ibl.126 dadurch unterscheiden, daB 
R2 fur Ethylsulfonyl, R^^ fur Ethyl, Z fur Phenyl sulfonyl und 
Ri8 fur Wasserstoff stehen. 



10 




Ib256 



OSOjCgHg 



SOgCjHg 



15 



die Verbindungen Ib257.1-Ib257,126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl.l-Ibl.126 dadurch unterscheiden, daB 
Z fQr p-Toluolsulfonyl und RiB fiir Wasserstoff stehen. 



20 



N 




Ib257 



'N' \ ^ CI 

OS02(4-CKi-<^H4) 



25 



die Verbindungen Ib258.l-Ib258.126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl.l-Ibl.126 dadurch unterscheiden, dafl 
R2 fur Methylsulfonyl, Z fur p-Toluolsulfonyl und R^^ fur Was- 
serstoff stehen. 



30 



35 



40 



45 




Ib258 



SO2CH3 



3 OS02{4-Ch^H4) 



die Verbindungen Ib259.l-Ib259.126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl.l-Ibl.126 dadurch unterscheiden, daB 
Ri fur Methyl, R^ fur Methylsulfonyl, Z fur p-Toluolsulfonyl 
und RI8 fiir Wasserstoff stehen. 



-X 




Ib259 



SO2CH3 



OS02(4-^Hj-<^H4) 



wo 98/31681 
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99 

die Verbindxingen Ib250.l-Ib250.126, die s.ich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl.l-Ibl.l26 dadurch unterscheiden, daS 
r2 fur Ethylsulfonyl, Z fur p-Toluolsulf onyl und R^^ f-f^r Was- 
serstoff stehen. 



10 




Ib260 



"SOjCgHj 
OS02{4-ChH^H4) 



15 



die Verbindungen Ib261.l-Ib261.126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl.l-Ibl.125 dadurch imterscheiden, dafl 
Ris fur Ethyl, Z fiir p-Toluolsulf onyl und Ri* fur Wasserstoff 
stehen. 



20 




lb261 



C2H5 OS02(4-CFH6H4) 



30 



35 



die Verbindungen Ib262.l-Ib262.126, die sich von. den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl.l-Ibl.126 dadurch unterscheiden, daB 
r2 fiir Methylsulfonyl, R" fiir Ethyl, Z fur p-Toluolsulf onyl 
und Ri^B fur Wasserstoff stehen. 




Ib262 



SO2CH3 
^0S02(4-CJi-<^H4) 



40 



45 



wo 98/31681 
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die Verbindungen Ib263 . 1-Ib263 , 126 , die sich von den entspre- 

chenden Verbindungen Ibl.l-Ibl.126 dadurch unterscheiden, daft 

Rl fur Methyl, R2 fur Methylsulfonyl, R^-e fur Ethyl, Z fur p- 

Toluolsulf onyl und R^^ fiir Wasserstoff stehen. 

t 

Ib263 




10 ^n'^ ^^^SOgCHg 

C2H5 0S02{4-CF^-(iH4) 

die Verbindungen Ib264-Ib264.126, die sich von den entspre- 
chenden Verbindungen Ibl.l-Ibl.126 dadurch unterscheiden, daB 
15 R2 fur Ethylsulfonyl, R^^ fur Ethyl, Z fur p-Toluolsulf onyl 
und Rl® fur Wasserstoff stehen. 

Ib264 




20 

C2H5 bS02{4^I^H4) 
Ebenso insbesondere bevorzugt sind 3 -Hetrocyclyl-substituierte 

25 

Benzoylderivate der Forme 1 I, in der die Variablen folgende Be- 
deutungen haben: 



30 



35 



Rl Halogen, Ci-Ce-Alkyl, Ci-Ce-Alkylthio oder Ci-C6"Alkyl- 

sulfonyl; 

insbesondere Chlor, Methyl, Methylthio oder Methyl - 
sulfonyl; 

r2 wasserstoff, Nitro, Halogen, Ci-Ce-Alkylthio, Ci-Ce-Alkyl- 

sulfinyl oder Ci-Ce-Alkylsulf onyl ; 

insbesondere Wasserstoff , Nitro, Chlor, Methylthio, 
Methylsulf inyl. Me thy Isu If onyl, Ethylsulf onyl oder 
Propylsulfonyl; 

■ ^ r3 Wasserstoff; 
40 

r4, rS Wasserstoff, Halogen, Ci-C4-Alkyl, Ci-C4-Halogenalkyl, 
Ci-C4-Alkoxy, Ci-C4-Alkylthio oder COR^; 
insbesondere Wasserstoff , Fluor, Methyl, Ethyl, Propyl, 
Trifluormethyl, Chlormethyl, 1 -Chlor -eth-l-yl, Methoxy, 

45 

Ethoxy, Ethyl thio oder Ethoxycarbonyl; 



wo 98/31681 PCT/EP98/00069 

101 

Oder 

und r5 bilden gemeinsam sine C2-C6-Alkandiyl-Kette, die ein- 
bis mehrfach durch Ci-C4-Alkyl siabstituiert sein kann 
5 und/oder durch Sauerstoff Oder einin gegebenenf alls 

Ci-C4-Alkyl substituierten Stickstoff unterbrochen sein 
kann; 

Ci-C4-Alkoxy; 
10 insbesondere Ethyl; 

X O Oder CRiORii; 

Y O, S Oder CR13R14; 

15 

Rio, Rii, Ri3. Ri4 wasserstof f Ci-C4-Alkyl oder Ci-C4-Halogenalkyl ; 
insbesondere Wasserstof f, Methyl oder Chlormethyl; 

Oder 

20 

r5 und r13 bilden gemeinsam eine C2-C6-Alkandiyl-Kette, die ein- 
bis mehrfach durch Ci-C4-Alkyl substituiert sein kann 
und/oder durch Sauerstoff oder einen gegebenenf alls 
Ci-C4-Alkyl substituierten Stickstoff unterbrochen sein 
25 kann; 

insbesondere 1 , 3 - Propdiyl; 

r16 Ci-Cs-Alkyl; 

insbesondere Methyl, Ethyl, Propyl, 2-Methylpropyl oder 
30 Butyl; 



H Oder S02Ri'^; 
Ci-C4-Alkyl; 

insbesondere Methyl, Ethyl, Propyl oder 2-Methylpropyl; 

mit Ausnahme von 4- [2-Chlor-3- (4, 5-dihydroisoxa20l-3-yl) -4- 
methyl-sulfonyl -benzoyl] -1-ethyl -5 -hydroxy- IH-pyrazol, 
4- [2-Chlor-3- (4, 5-dihydroisoxazol-3-yl) -4-methylsulf onyl- 
40 benzoyl] -1,3 -dimethyl -5 -hydroxy- IH-pyrazol, 4 - (2 -Chlor-3 - (5- 
cyano-4, 5-dihydroisoxa20l-3-yl) -4 -methylsulfonyl -benzoyl] -1,3- 
dimethyl-S-hydroxy-lH-pyrazol und 4- [2-Chlor-3- (4, 5-dihydro- 
thiazol - 2 - yl ) - 4 -methylsulf onyl -benzoyl] -1,3- dimethyl - 5 -hydroxy - 
IH-pyrazol; 

45 

sowie deren landwirtschaf tlich brauchbaren Salze; 
insbesondere Alkalimetallsalze und Ammoniumsalze. 



Z 

Rl7 
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Die 3 -Heterocyclyl-substituierten Benzolylderivate der Formel I 
sind auf verschiedene Art und Weise erhaltlich, beispielsweise 
nach folgendem Verfahren: 
5 - ■ 

Verfahren A: 

Umsetzung von Pyrazolen der Formel II (mit Z = H) mit einer akti- 
vierten Benzoesaure Ilia Oder einer Benzoesaure IIip, die vorzugs- 
10 weise in situ aktiviert wird, zu dem Acylierungsprodukt und 
anschlieBende Umlagerung, 



15 



20 



25 



30 
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steht fur eine nucleophil vercirangbare Abgangsgruppe, wifi 
Halogen z.B. Brom, Chlor, Hetaryl, z.B. Imidazolyl/ Pyridyl/ 
Carboxylat, z.B, Acetat, Trif luoracetat etc. 

5 ' . . . 

Die aktivierte Benzoesaure kann direkt eingesetzt werden, wie im 
Fall der Benzoylhalogenide oder in situ erzeugt werden, z.B. mit 
Dicyclohexylcarbodiimid, Triphenylphosphin/Azodicarbonsaureester, 
2-Pyridindisulf id/Triphenylphosphin, Carbonyldiimidazol etc. 

10 

Gegebenenfalls kann es von Vorteil sein, die Acylierungsreaktion 
in Gegenwart einer Base auszufuhren. Die Reaktanden und die 
Hilf sbase werden dabei zweckinaBigerweise in aquimolaren Mengen 
eingesetzt, Ein geringer UberschuB der Hilf sbase z.B* 1,2 bis 
15 1,5 Moiaquivalente, bezogen auf II, kann unter Umst^nden vorteil- 
haft sein. 

Als Hilfsbasen eignen sich tertiare Alkylamine, Pyridin oder 
Alkalimetallcarbonate. Als Losungsmittel kfinnen z»B, chlorierte 

20 Kohlenwasserstof fe, wie Methylenchlorid, 1,2-Dichlorethan, 

aromatische Kohlenwasserstof f e, wie Toluol/ Xylol, Chlorbenzol, 
Ether, wie Diethylether, Methyl-tert. -butyl ether, Tetrahydro- 
furan, Dioxan, polare aprotische LSsungsmittel, wie Acetonittil, 
Dimethylformamid, Dimethyl sulfoxid oder Ester wie Essigsaure- 

25 ethylester oder Gemische hiervon verwendet werden. 

Werden Benzoylhalogenide als aktivierte Carbonsaurekomponente . 
eingesetzt, so kann es zweckmaBig sein, bei Zugabe dieses Reak- 
tionspartners die Reaktionsmischung auf 0 - 10°C abzukiihlen. An- 

30 schlieflend ruhrt man bei 20 - 100°C, vorzugsweise bei 25 - 50°C, 
bis die Umsetzung vollstandig ist. Die Aufarbeitung erfolgt in 
ublicher Weise, z.B, wird das Reaktionsgemisch auf Wasser gegos- 
sen, das Wertprodukt extrahiert. Als Losungsmittel eignen sich 
hierfur besonders Methylenchlorid, Diethylether und Essigsdure- 

35 ethylester. Nach Troc3aien der organischen Phase und Entfernen des 
Ldsungsmittels kann der rohe Ester ohne weitere Reinigung zur 
Umlagemng eingesetzt werden. 

Die Umlagerung der Ester zu den Verbindungen der Formel I erfolgt 
40 zweckmafligerweise bei Temperaturen von 20 bis 4 0°C in einem 
Losungsmittel und in Gegenwart einer Base sowie gegebenenfalls 
mit Hilf e einer Cyanoverbindung als Katalysator. 
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Als Losungsmittel konnen z.B. Acetonitril, Methylenchlorid, 
1, 2-Dictilorethan, Dioxan, Essigsaureethylester , Toluol odeir 
Gemische hiervon verwendet werden. Bevorzugte Losungsmittel sind 
Acetonitril und Dioxan. 

5 . ' 

Geeignete Basen sind tertiare Amine wie Triethylamin, Pyridin 
Oder Alkalicarbonate, wie Natriximcarbonat, Kaliumcarbonat, die 
vorzugsweise in aquimolarer Menge Oder bis zu einem vierfachen 
UberschuB, bezogen auf den Ester, eingesetzt werden. Bevorzugt 
10 werden Triethylamin oder Alkali carbonate verwendet, vorzugsweise 
in doppelt Squimolaren Verhaltnis in Bezug auf den Ester. 

Als Cyanoverbindungen kornroen anorganische Cyanide, wie Natrium- 
cyanid, Kaliumcyanid und organische Cyanoverbindungen, wie 
15 Acetoncyanhydrin, Trimethylsilycyanid in Betracht. Sie werden 
in einer Menge von 1 bis 50 Molprozent, bezogen auf den Ester, 
eingesetzt. Vorzugsweise werden Acetoncyanhydrin oder Trimethyl- 
silylcyanid, z.B. in einer Menge von 5 bis 15, vorzugsweise 
10 Molprozent, bezogen auf den Ester, eingesetzt. 

20 

Die Auf arbeitung kann in an sich bekannter Weise erfolgen. Das 
Reaktionsgemisch wird z.B. mit verdunnter Mineralsaure, wie 
5 %ige Salzsaure oder Schwef elsaure, angesiuert, rnit einem 
organischen L6sungsmittel, z.B. Methylenchlorid, Essigsdureethyl- 

25 ester extrahiert. Der organische Extrakt kann mit 5-10%iger 

Alkalicarbonatl6sung, z.B. Natriumcarbonat- , Kaliumcarbonatldsung 
extrahiert werden. Die wcLSrige Phase wird anges^uert und der 
sich bildende Niederschlag abgesaugt und/oder mit Methylenchlorid 
Oder EssigsSureethylester extrahiert, getrocknet und eingeengt. 

30 (Beispiele fUr die Darstellung von Estern von Hydroxypyrazolen 
und fur die Umlagerung der Ester sind z.B. in EP-A 282 944 und 
US 4 643 757 genannt). 

35 
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Verfahren B: 

Umsetzung von 3 -Heterocyclyl-substituierten Benzoyl derivaten der 
Fonnel I (mit Z = H) mit einer Verbindung der Formel V (mit 
5 Z = S02R^'') : 




I (mit Z =^ H) 

15 



20 




I (mit Z = S02R^'') 

25 

l2 steht fur eine nucleophil verdrangbare Abgangsgruppe, wie 
Halogen, z.B. Brora, Chlor, Hetaryl, z.B. Imidazoly 1 , Pyr idyl , 
Sulfonate z.B. 0S02R^*'. 

30 Die Verbindungen der Formel V konnen direkt eingesetzt werden, 
wie z,B. im Pall der Sulfonsaurehalogenide, Sulf onsaureanhydride 
Oder in situ erzeugt werden, z.B. aktivierte Sulfonsauren 
(mittels Sulfonsaure und Dicyclohexylcarbonyldiimid, Carbonyl- 
diimidazol etc.) . 

35 

Die Ausgangsverbindungen werden in der Kegel im aquimolaren 
Verhaltnis eingesetzt/ Es kann aber auch von Vorteil sein, die 
eine Oder andere Komponente im Uberschufl einzusetzen. 

40 Gegebenenf alls kann es von Vorteil sein, die Umsetzung in Gegen- 
wart einer Base durchzufuhren. Die Reaktanden und die Hilfsbase 
werden dabei zweckraaBigerweise in aquimolaren Mengen eingesetzt. 
Ein tJberschuB der Hilfsbase z.B, 1,5 bis 3 Molaquivalente, 
bezogen auf II, kann unter Umstanden vorteilhaf t sein, 

45 
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Als Hilfsbasen eignen sich tertiare Alkylamine, wie Triethylamin, 
Pyridin, Alkalimetallcarbonate, z.B. Natriumcarbonat, Kalium- 
carbonat und Alkalimetallhydride, z.B- Natriumhydrid. Bevorzugt 
verwendet werden Triethylamin und Pyridin. 

5 

Als Losungsmittel kommen z.B, chlorierte Kohlenwasserstof f e, wie 
Methyl enchlor id, 1, 2 -Dichlorethan, aromatische Kohlenwasser- 
stoffe, z*B. Toluol, Xylol, Chlorbenzol, Ether, wie Diethylether, 
Methyl-tert . -butylether , Tetrahydrofuran, Dioxan, polare 
10 aprotische L6sungsmittel, wie Acetonitril, Dimethylf ormamid, 

Dimethylsulf oxid Oder Ester, wie Essigsaureethylester, oder Gemi- 
sche hiervon in Betracht- 

In der Regel liegt die Reaktionstemperatur im Bereich von O^^'C bis 
15 zur H6he des Siedepunktes des Reaktionsgemisches. 

Die Auf arbeitxing kann in an sich bekannter Weise zum Produkt hin 
erfolgen. 

20 Die als Ausgangsinaterialien verwendeten Pyrazole der Formel II 
(mit Z = H) sind bekannt oder k6nnen nach an sich bekaiuiten Ver- 
fahren hergestellt werden (z.B^ EP-A 240 001 und J. Prakt. Chem. 
315, 383 (1973) ) , 

25 3-Heterocyclyl-substituierte Benzoesaurederivate der Formel III 
sind neu, 




wobei die Variablen folgende Bedeutung haben. 

Rl, r2 Wasserstoff, Nitro, Halogen, Cyano, Ci-Cs'Alkyl, 

Ci-C6'Halogenalkyl, Ci-Cs-Alkoxy, Ci-C^ -Halogenalkoxy, 
40 Ci-Ce-Alkylthio, Ci-Ce-Halogenalkylthio, Ci-Ce-Alkyl- 

sulfinyl, Ci-Ce-Halogenalkylsulf inyl, Ci-Cs-Alkylsulfonyl 
Oder Ci'Cs-Halogenalkylsulf onyl; 
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R3 

45 



Wasserstoff, Halogen oder Ci-Ce-Alkyl; 
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r5 wasserstoff. Halogen, Cyano, Nitro, Ci-C4-Alkyl, 

Ci-C4-Alkoxy-Ci-C4-alkyl, Di- (Ci-C4-alkoxy) -Ci-C4 -alkyl, 
Di- (Ci-C4-alkyl) -amino-Ci-C4-alkyl, 
[2, 2-Di- (Ci-C4-alkyl) -hydrazino-1] -Ci-C4-alkyl, 
5 Ci-C6-Alkyliminooxy-Ci-C4-alkyl, Cx-'C4-Alkoxycarbonyl- 

Ci-C4-alkyl, Ci-C4-Alkylthio-Ci-C4-alkyl, Ci-C4-Halogen- 
alkyl, Ci-C4-Cyanoalkyl, Ca-Ce'Cycloalkyl, Ci-C4-Alkoxy, 
Ci-C4-Alkoxy-C2-C4-alkoxy, Ci"C4-Halogenalkoxy, Hydroxy, 
Ci-C4-Alkylcarbonyloxy, Ci-C4-Alkylthio, C1-C4 -Halogen- 

10 alkylthio, Di-{Ci-C4-alkyl)aniinOr COR^, Phenyl Oder 

Benzyl, wobei die beiden letztgenannten Substituenten 
partiell oder vollstandig halogeniert sein konnen und/ 
Oder eine bis drei der folgenden Gruppen tragen kdnnen: 
Nitro, Cyano, Ci-C4-Alkyl, Ci-C4-Halogenalkyl, 

15 Ci-C4-Alkoxy Oder Cl-C4-Halogenalkoxy; 

Oder 

r4 und r5 bilden gemeinsam eine C2-C6-Alkandiyl-Kette, die ein- 
20 bis vierfach durch Ci-C4-Alkyl substituiert sein kann 

xind/oder durch Sauerstoff oder einen gegebenenf alls 
Ci-C4-Alkyl substituierten Stickstoff unterbrochen sein 
kann; 

25 Oder 

R^ und r5 bilden gemeinsam mit dem zugehorigen Kohlenstof f eine 
Carbonyl- oder eine Thiocarbonylgruppe; 

30 rs Wasserstoff, Ci-C4-Alkyl, Ci-C4-Halogenalkyl, 

Ci-C4-Alkoxy, Ci-C4-Alkbxy-C2-C4-alkoxy, Ci -C4- Halogen - 
alkoxy, Ca-Ce-Alkenyloxy, Ca-Ce-Alkinyloxy oder NR^rS; 

r7 Wasserstoff oder Ci-C4-Alkyl; 

35 

r8 Ci-C4-Alkyl; 
X 0, S, NR^, CO Oder CRiORii; 

40 y O, S, NRi2^ CO Oder CR^^Ri*; 

R^, Ri2 Wasserstoff oder CirC4-Alkyl; 

Rio/ Rii^ Ri3, Ri4 Wasserstoff, Ci-C4-Alkyl, Ci-C4-Halogenalkyl, 
45 Cx-C4-Alkoxycarbonyl, Ci-C4-Halogenalkoxycarbonyl oder 

C0NR7r8; 
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Oder 

r4 und Oder und Ri° Oder und R^^ Oder r5 und R^^ bilden ge- 
meinsam eine Ca-Ce-Alkandiyl-Kette, die ein- bis vierfach 
5 durch Ci-C4-Alkyl substituiert seiri kann \md/oder durch 

Sauerstoff Oder einen gegebenenf alls Ci-C4-Alkyl substi- 
tuierten Sticks toff unterbrochen sein kann; 

Ri5 Hydroxy Oder abhydrolysierbarer Rest; 

10 

mit Ausnahme von 2 -Chlor-3 - (4, 5-dihydroisoxazol-3 -yl) -4-methyl- 
sulf onyl-benzoesauremethylester, 2 -Chlor-3 - (4, 5-dihydrooxazol- 
2-yl) -4-methylsulf onyl-benzoesSuremethylester und 2, 4-Dichlor- 
3- (5-methylcarbonyloxy-4,5-dihydroisoxa20l-3"yl) -benzoesaure- 
15 methylester. 

Beispiele fur abhydrolysierbare Reste sind Alkoxy-, Phenoxy- , 
Alkylthio-, Phenyl thio -Reste, die gegebenenf alls siibstituiert 
sein konnen, Halogenide, Hetarylreste, die uber Stickstoff ge- 
20 bunden sind, Amino, Imino-Reste, die gegebenenf alls substituiert 
sein konnen etc. 

Bevorzugt sind 3 -Heterocyclyl-substituierte Benzoesaurehalogenide 
der Formel Ilia', mit L^' = Halogen III mit Ri^ = Halogen), 

25 



30 




Ilia' 



35 wobei die Variablen R^ bis R^, X und Y die unter Formel III 
genannte Bedeutung haben und 

L^' Halogen, insbesondere Chlor oder Brom bedeutet. 

40 
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Ebenso bevorzugt sind 3 -Heterocyclyl-substituierte Benzoesauren 
der Formel Ilip ( ^ III mit R^^ = Hydroxy) , 





10 iiip 

wobei die Variablen bis R^, X und Y die unter Formel III 
genannte Bedeutung haben, 

15 Ebenso bevorzugt sind 3 -Heterocyclyl-substituierte Benzoesaure- 
ester der Formel Illy ( « III mit Ri» = Ci-Ce-Alkoxy) , 



20 



my 

25 

wobei die Variablen R^ bis R^, X und Y die unter Formel III 
genannte Bedeutung haben und 

Ci-Cg-Alkoxy bedeutet. 

30 

Die besonders bevorzugten Ausf uhrimgsformen der 3-Heteroacyclyl 
substituierten Benzoesaurederivate der Formel III in Bezug auf 
die Variablen R^ bis R^, X und Y entsprechen denen der 3-Hetero- 
cyclyl -substituierten Benzoylderivate der Formel I. 

35 

Ebenso bevorzugt sind 3 -Heterocyclyl-substituierte Benzoe- 
saurederivate der Formel III, in der die Variablen folgende 
Bedeutungen haben: 

40 Rl Halogen, Ci-Ce-Alkyl, Ci-Ce-Alkylthio oder Ci-Ce-Alkyl- 

sulfonyl; 

insbesondere Chlor, Methyl, Methylthio Oder Methyl- 
sulf onyl; 

auSerordentlich bevorzugt Chlor; 

45 
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r2 Wasserstoff, Nitro, Halogen, Ci^Ce-Alkylthio, Ci-Cs-Alkyl- 

sulfinyl oder Ci-Ce -Alkylsulf onyl; 
insbesondere Wasserstoff , Nitro, Chlor, Methylthio, 
Methylsulf inyl, Methylsulf onyl, Etl^ylsulf onyl Oder 
5 Propylsulf onyl; 

auflerordentlich bevorzugt Wasserstoff , Chlor, Methylthio, 
Methylsulf onyl, Ethylsulf onyl oder Propylsulf onyl; 

r3 Wasserstoff; 

10 

R*, r5 Wasserstoff , Halogen, Ci-C4-Alkyl, Ci-C4-Halogenalkyl, 
Ci-C4-Alkoxy, Hydroxy, Ci-C4"Alkylcarbonyloxy, 
Ci-C4-Alkylthio oder COR^; 

insbesondere Wasserstoff, Fluor, Methyl, Ethyl, Propyl, 
15 Trif luormethyl, Chlormethyl, 2-Chloreth-l-yl, Methoxy, 

Ethoxy, 2-Methylprop-l-oxy, Hydroxy, Methylcarbonyloxy, 
Ethylthio, Formyl, Methylcarbonyl, Methoxycarbonyl oder 
E thoxycarbonyl ; 

aufierordentlich bevorzugt Wasserstoff , Fluor, Methyl, 
20 Ethyl, Trif luormethyl, Chlormethyl, 2-Chloreth-l-yl, 

Methoxy, Ethoxy, 2 -Methylprop-l-oxy, Hydroxy, Methyl- 
carbonyloxy. Ethyl thio, Formyl, Methylcarbonyl, Methoxy- 
carbonyl Oder E thoxycarbonyl; 

25 Oder 

r4 und r5 bilden gemeinsam eine Ca-Cs-Alkandiyl-Kette, die ein- 
bis mehrfach durch Ci-C4-Alkyl substituiert sein kann 
und/oder durch Sauers toff oder einen gegebenenf alls 
30 Ci-C4-Alkyl substituierten Stickstoff unterbrochen sein 

kann; 

insbesondere 1,4-Butdiyl, 2-Oxo-l, 5-pentdiyl; 

Oder 

35 

r4 und r5 bilden gemeinsam mit den zugehorigen Kohlenstof f en eine 
Carbony Igruppe ; 

Rfi Wasserstoff, Ci-C4-Alkyl oder Ci-G4-Alkoxy; 

40 insbesondere Wasserstoff, Methyl, Methoxy oder Ethoxy; 

X 0, S, CO, CRIOrXI; 



Y 

45 



0, S, CR13R14; 
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Rio, Rii, Ri3^ Ri4 wasserstoff, Ci-C4"Alkyl, C1-C4 -HalogenalJcyl oder 
Ci -C4 -Alkoxycarbonyl; 
insbesondere Wasserstoff , Methyl, Chlormethyl oder Meth- 
oxycarbonyl; 
5 ' 

Oder 

R3-3 bilden gemeinsam eine Ca-Ce-Alkandiyl -Kette, die ein- 
bis mehrfach durch Ci-C^-Alkyl substituiert sein kann 
und/oder durch Sauerstof f oder einen gegebenenf alls 
Ci-C4-Alkyl substituierten Stickstoff unterbrochen sein 
kann; 

insbesondere 1 , 3 - Propdiyl ; 

15 Ri^ Hydroxy, Halogen oder Ci-Ce -Alkoxy; 

insbesondere Hydroxy, Chlor, Methoxy oder Efchoxy; 

mit Ausnahme von 2-Chlor-3- (4, 5-dihydroisoxazol-3-yl) -4-inethyl- 
sulf onylbenzoesauremethylesterr 2-Chlor-3- (4, 5'dihydrooxazol-2- 
20 yl) -4-inethylsulfonylbenzoesauremethylester und 2, 4-Dichlor-3- (5- 
inethylcarbonyloxy-4, 5-dihydroisoxazol-3-yl) -benzoesauremehtyle- 
ster . 

Die Benzoylhalogenide der Forme 1 Ilia' (mit L^' = CI, Br,) k6nnen 
25 auf an sich bekannte Art und Weise durch Umsetzxing der Benzoe- 
sauren der Formel IIip mit Halogenierungsreagentien wie Thionyl- 
chlorid, Thionylbromid, Phosgen, Diphosgen, Triphosgen, Oxalyl- 
chlorid, Oxalylbromid hergestellt werden. 



30 Die Benzoesauren der Formel III^ konnen in bekannter Weise durch 
saure oder basische Hydrolyse aus den entsprechenden Estern der 
Formel Illy (L^ = Ci-Ce-Alkoxy) hergestellt werden. 




IIIp 



Ebenso konnen die Benzoesauren der Formel IIip durch Umsetzung von 
entsprechenden Brom- oder Iod-s\ibstituierten Verbindungen der 
45 Formel V, in Gegenwart eines Palladium-, Nickel-, Cobalt- oder 
Rhodium- Ubergangsmetallkatalysators und einer Base mit Kohlen- 
monoxid und Wasser unter erhohtem Druck erhalten werden. 



r5 und 

10 
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10 



15 



R5 CO, H2O 



Katalysator 




HO ( I 



^ IIIP 




Weiterhin ist es moglich durch Rosenmund-von Braun-Reaktion 
20 Verbindungen der Formal V in die entsprechenden Nitrile der 
Forinel VI zu uberfxihren (vgl^ z.B, Org. Synth. Bd III, 212 
(1955)) und diese durch nachfolgende Verseifung in die 
Verbindungen der Formel IIip umzuwandeln. 

25 Die Ester der Formel Illy konnen durch Umsetzung von Arylhalogen- 

\ verbindungen oder Arylsulfonaten der Formel VII, wobei fur 
eine Ausgangsgruppe wie Brom, lod, Triflat, Fluorsulf onyloxy etc. 
steht, mit Heterocyclyl-Stannaten (Stille-Kupplungen) , Heterocy- 
clyl-Borverbindungen (Suzuki -Kupplungen) oder Heterocyclyl -Zink- 

30 verbindungen (Negishi-Reaktion) VIII, wobei M entsprechend fur 
Sn(Ci-C4-Alkyl)3, B(0H)2/ ZnHal (mit Hal = Chlor, Brom) etc. 
steht, auf an sich bekannte Art und Weise (vgl. z.B, Tetrahedron 
Lett, 22. 5269 (1985) in Gegenwart eines Palladium- oder Nickel- 
Ubergangsmetallkatalysator und gegebenenf alls einer Base erhalten 

35 werden. 



40 



45 



wo 98/31681 



PCT/EP98/00069 



114 




VII VIII 

10 (init LV=Br, J, (rait M = Sn{Ci-C4-A13cyl) 3/ 
OSO2CF3, B(0H)2, ZnHal, 

OSO2F) wobei Hal fiiir CI 

Oder Br steht) 



15 Ebenso ist es moglich. Ester der Formal Illy durch Aufbau des in 
3 -Position gebundenen Heterocycluses zu erhalten. 

Beispielsweise konnen aus Amidoximen der Formal IX durch Konden- 
sation mit Aldehyden oder Ketonen 1,2, 4-Oxadiazolin-3-yl-Derivate 
20 (IIIY mit X=0, Y=NH) hergestellt werden (vgl. 2. B. Arch. Phar. 
326, 383-389 (1993)) . 



25 




IX IIIY (mit X=0, Y=NH) 



30 Die Thioamide der Formel X sind geeignete Vorprodukte fur 2-Thia- 
zolinyl-Derivate I (mit X=CR10r11, y=S) (vgl. z.B. Tetrahedron 42, 
1449-1460 (1986)) . 




X IIIY (mit X=CRl°Rii, y=s) 



Aus den Carbonsauren der Formel XI sind 2-Oxazolinyl-, 2-Thia20- 
linyl- und 2-Imidazolinyl-Derivate (Illy mit X=CR10r11, y=0 bzw. 
y=S bzw. Y=NH) zuganglich (vgl. z.B. Tetrahedron Let. 22, 
45 4471-4474 (1981) ) . 
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IIIY 

(mit X=CR10r11, Y=0) 



Illy 

(rait X=CR10r11, Y=S) 



Illy 

(mit X=CRlORll, Y=NH) 



20 



Nach literaturbekannten Verfahren kdnnen aus Carbonsaurehalo- 
25 geniden der Formel XII, wobei Hal fiir Halogen steht, insbesondere 
aus carbonsdurechloriden, l,3-Thiazol-5(4H)-thioii-2-yl- (vgl. 
z.B. Helv. Chim. Acta, 69, 374-388 (1986)) und 5-Oxo-2- 
imidazolin-2-yl-Derivate (vgl. z.B. Heterocycles 29, 1185-1189 
(1989)) (III mit X=CR10r1i, y=S bzw. Y=NH) hergestellt werden. 



30 




Die Umwandlung von Oximen der Formel XIII in 4 , 5-Dihydro- 
45 isoxazol-3-yl-Derivate (mit Illy mit X=0, Y=CR"Ri4) kann in an 
sich bekannter Weise liiber die Zwischenstuf e der Hydroxamsaure- 
chloride XIV erfolgen. Aus letzteren werden in situ Nitriloxide 
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erzeugt, die rait Alkenen zu den gewunschten Produkten abreagieren 
(vgl. z.B. Chem. Ber. 106, 3258-3274 (1973)). 1,3-Dipolare Cyclo- 
additionen von Chlorsulf onylisocyanat an Nitriloxide liefern 
l,2,4-Oxadiazolin-5-on-3-yl-Derivate (III7 mit X=0, Y=NH) (vgl. 
5 z.B. Heterocycles 27, 683-685 (1988)). ' 



10 



15 




IIIY 

(mit X=0, 
Y=CRi3R") 



IIlY 
(mit X=0, Y=NH) 



Die Aldehyde der Formel XIV konnen iiber die Zwischenstuf e der 
20 Semicarbazone in 2,4-Dihydro-l,2,4-triazol-3-on-5-yl-Derivate 
(Illy mit X=NR9, X=NR12) umgewandelt werden (vgl. z.B. J. Hetero- 
cyclic Chem., 23, 881-883 (1986)). 



25 



30 





IIIY (mit X=NR9, Y=NR12) 



2-Imidazolinyl-Derivate (IIIY ™it X=CR10r11, Y=NH) sind auch aus 
Benzonitrilen der Formel XV nach bekcinnten Methoden (vgl. z.B. 
J. Org. Chem. 52, 1017-1021 (1987)) herzustellen. 



35 



40 





IIIY (mit X=CRlORll, Y=NH) 



Mittels 1,3-dipolarer Cycloaddition von Diazoalkanen bzw. Nitril 
45 iminen mit Aryl alkenen der Formel XVI konnen 3-Pyrazolinyl- 
Derivate (IIIY mit, X=NH,Y=CHRi3) dargestel It werden. 
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10 



0 




bzw. 



H 



R4 



HN 



R4 



H 



p Rl N N 




Die als Ausgangsverbindungen verwendeten Brom- oder lod-substi- 
tuierten Verbindungen der Formel V konnen in Analogie zu 
literaturbekannten Methode, z.B, durch Sandmeyer -Reaktion aus 
15 entsprechendenAni linen erhalten warden, die ihrerseits durch 
Reduktion geeigneter Nitroverbindungen synthetisiert werden. Die 
Brom-substituierten Verbindungen der Formel V konnen auflerdem 
durch direkte Bromierung geeigneter Edukte erhalten werden (vgl. 
Monatsh, Chem- 99, 815-822 (1968) ) . 

20 

Die Nitrile der Formel VI kdnnen wie oben beschrieben erhalten 
werden. Ebenso ist es moglich, diese aus entsprechenden Anilinen 
mitt els Sandmeyer-Reaktion darzustellen, 

25 Die Ausgangsverbindxingen der Formel VII sind bekannt (vgl. z.B. 
/ Coll. Czech. Chem. Commun. 40, 3009-3019 (1975)) oder konnen 
leicht durch geeignete Kornbinatibn bekannter Synthesen herge- 
stellt werden. 

30 Beispielsweise konnen die Sulfonate VII (L^ = OSO2CF3, OSO2F) aus 
den entsprechenden Phenolen, die ihrerseits bekannt sind (vgl. 
z.B. EP-A 195 247) oder nach bekannten Methoden hergestellt wer- 
den konnen, erhalten werden (vgl, z.B. Synthesis 1993, 735-762). 

35 Die Halogenverbindungen VII (L^ = CI, Br oder I) konnen beispiels- 
weise durch Sandmeyer-Reaktion aus entsprechenden Anilinen der 
Formel XIX erhalten werden. 

Die Amidoxime der Formel IX, die Thioamide der Formel X und die 
40 CarbonsSuren der Formel XI konnen auf an sich bekannte Art und 
Weise aus den Nitrilen der Formel XV dargestellt werden. 



Weiterhin ist es mdglich, die Carbonsauren der Formel XI aus den 
Aldehyden der Formel XIV nach bekannten Verfahren herzustellen 
45 (vgl. z.B. J. March, Advanced Organic Chemistry, 3. Auflage, 
S. 629 ff, Wiley- Interscience P\iblication (1985) ) . 
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Die Carbonsaurehalogenide der Formel XII konnen in Analogie 
zu Standardverf ahren aus den entsprechenden Carbonsauren der 
Formel XI erhalten werden. 

5 Die Oxime der Formel XIII erhalt man vorteilfiaft dadurch, dafl man 
in an sich beJcannter Weise Aldehyde der Formel XIV mit Hydroxyl- 
amin umsetzt (vgl. z,B. J- March, Advanced Organic Chemistry, 3, 
Aufl., S. 805-806, Wiley- Interscience Pxiblication (1985)). 

10 Die Aldehyde der Formel XIV sind bekannt oder in Analogie zu 
bekannten Verf ahren darstellbar. So konnen sie aus Methyl- 
verbindungen der Formel XVII durch Bromierung, beispielsweise 
mit N-Bromsuccinimid oder 1,3 -Dibrom-5, 5-dimethylhydantoin, und 
anschlieflende Oxidation dargestellt werden (vgl. Synth • Commun. 

15 22, 1967 - 1971(1992)) . 

Die Umwandlung der Oxime der Formel XIII in Nitrile der Formel XV 
kann ebenfalls nach an sich bekannten Verf ahren erfolgen (vgl. 
z.B. J. March, Advanced Organic Chemistry, 3. Aufl,, S. 931-932, 
20 Wiley- Interscience P\iblication (1985)). 

Ausgehend von den Halogenverbindiingen oder Sulf onaten der Formel 
VII (L^ = Br, CI, OSO2CF3, OSO2F) lassen sich u.a. durch Heck- 
Reaktion mit Olef inen in Gegenwart eines Palladiumkatalysators 
25 Arylalkene der Formel XVI darstellen (vgl, z.B. Heck, Palladium 
Reagents in Organic Synthesis, Academic Press, London 1985; 
Synthesis 1993, 735 - 762). 



40 



45 
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Herstellungsbeispiele: 

4- [2-Chlor-3- (4, 5-dihydroisoxazol-3 -yl) -4-methylsulf onyl-ben- 
5 2oyl] -5-hydroxy-l -methyl -IH-pyrazol (Verbindfung 3.35) 

2u einer Losung von 12,74 g (0,13 mol) 5 -Hydroxy- 1 -methyl -pyrazol 
und 300 ml wasserfreiem Dioxan wurden unter Schutzgasatmosphare 
bei Raumtemperatur gleichzeitig 43,60 g (0,13 mol) 

10 2-Chlor-3- (4, 5-dihydroisoxazol-3 -yl) -4 -methylsulfonyl-benzoyl- 
chlorid in 375 ml wasserfreiem Dioxan und 13,56 g (0,134 mol) 
Triethylamin in 375 ml wasserfreiem Dioxan getropf t. Nach 2 Staan- 
den Ruhren bei Raumtemperatur wurde das Reaktionsgemisch uber 
Kieselgel abfiltriert und mit Dioxan nachgewaschen. Das Eluat 

15 wurde am Vakuum auf ca. 500 ml eingeengt und mit 17,94 (0,13 mol) 
getrocknetem, f ein gepulvertem Kaliumcarbonat vers etzt, Nach 6 
Stunden Erhitzen unter RuckfluB wurde das Ldsungsmittel am Vakuum 
abdestilliert und der Rilckstand in ca. 700 ml Wasser aufgenommen. 
Unlosliche Bestandteile wurden abfiltriert und der pH-Wert des 

20 Filtrats durch langsame Zugabe von 10 %iger SalzscLure auf pH = 
2 - 3 eingestellt. Der sich bildende Niederschlag wurde abge- 
saugt. Man erhielt 46,16 g (92 % d. Th.) 4- [2-Chlor-3- (4,5-dihy- 
droisoxa2ol-3-yl) - 4 -methylsulfonyl -benzoyl] -5 -hydroxy- 1 -methyl* 
IH- pyrazol* 

25 (Fp. > 250^0 

In Tabelle 3 sind neben der voranstehenden Verbindung noch wei- 
tere 3 -Heterocyclyl-substituierte Benzoylderivate der Formel I 
aufgefuhrt, die in analoger Weise hergestellt wurden oder 
30 herstellbar sind (falls die Endprodukte beim Ansauern mit 

10 %iger Salzsaure nicht ausgefallen sind, wurden sie rait Essig- 
saureethylester oder Dichlormethan extrahiert; anschlieflend wurde 
die organische Phase getrocJoiet vj\d am Vakuum eingeengt); 

35 



40 



45 
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Nachfolgend sind die Synthesen einiger Ausgangsstof f e aufgefuhrt: 

2-Chlor-3- {4,5-dihydroisoxa2ol-3-yl) -4 -methylsulf onyl -benzoyl- 
5 chlorid (Verbindung 4.5) 

Stufe a) 2-Chlor-3-methyl-4-methylthio-acetophenon 

Zu einer Suspension von 286 g (2,14 mol) Aluminiumtri- 
10 chlorid in 420 ml 1, 2*Dichlorethan wurde bei 15'20'^C 

eine L6sung von 157 g (2 mol) Acetylchlorid in 420 mol 
1,2-Dichlorethan getropft. Anschlieflend wurde eine L6simg 
von 346 g (2 mol) 2-Chlor-6-methylthio-toluol in 1 1 
1,2-Dichlorethan zugetropft. Nach 12 Stunden Ruhren wurde 
15 das Reaktionsgemisch in eine Mischung aus 3 1 Eis und 1 1 

konz/ HCl gegossen. Es wurde mit Methylenchlorid extra- 
hiert, die organische Phase mit Wasser gewaschen, mit 
Natriumsulf at getrocknet und eingeengt. Der Rucks tand 
wurde im Vakuum destilliert. Man erhielt 256 g (60 % 
20 d.Th.) 2-Chlor-3-methyl"-4-methyl-thio-acetophenon. 

(Fp. : 460C) 

Stufe b) 2-Chlor-3-methyl-4-methylsulfonyl-acetophenon 

25 163,0 g (0,76 mol) 2"Chlor-3-methyl-4-methylthio-aceto- 

phenon wurden in 1,5 1 Eisessig geldst, rait 18,6 g 
Natriumwolf ramat versetzt und unter Kuhlung 173,3 g 
30 %ige Wasserstof f peroxidlosung zugetropf t . Es wurde 
2 Tage nachgeruhrt und anschlieflend mit Wasser verdunnt. 

30 Der ausgefallene Feststof f wurde abgesaugt, mit Wasser 

gewaschen und getrocknet, Man erhielt 164,0 g (88 % 
d.Th.) 2-Chlor-3"methyl-4-raethylsulf onyl-acetophenon. 
(Fp. : 110-111<=C) 

35 Stufe c) 2-Chlor-3-methyl-4-methylsulf onyl-benzoesaure 

82 g (0,33 mol) 2-Chlor-3-methyl-4-methylsulf onyl-aceto- 
phenon wurden in 700 ml Dioxan gel6st und bei Raum- 
temperatur mit 1 1 einer 12,5 %igen Natriumhypochlorit- 
losung versetzt • Anschlieflend wurde 1 Stunde bei SO^C 
nachgeruhrt • Nach dem Abkuhlen bildeten sich zwei Phasen, 
von denen die untere mit Wasser verdunnt und schwach 
angesauert wurde. Der ausgefallene Feststof f wurde 
abgesaugt, mit Wasser nachgewaschen und getrocknet. Man 
erhielt 60 g (73 % d.Th. ) 2-Chlor-3-methyl-4-methyl- 
sulf onyl-benzoesaur e . 
(Fp. : 230-231OC) 



40 



45 
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Stufe d) 2-Chlor-3-methyl-4-methylsulfonyl-benzoesauremethylester 

100 g (0,4 mol) 2-Chlor-3-methyl-4-methylsulfonyl-ben2oe- 
saure wurden in 1 1 Methanol gelost^ und bei Riickflufi- 
5 temperatur 5 Stunden mit Chlorwasserstof f begast. 

Anschlieflend wurde eingeengt. Man erhielt 88,5 g (84 % 
d-Th.) 2-Chlor-3-raethyl-4-inethylsulfonyl-benzoesaure- 
raethylester . 
(Fp, : 107-108°C) 

10 

Stufe e) 3-Brommethyl-2"Chlor-4-methylsulf onyl-benzoesauremethyl- 
ester 

82 g (0,31 mol) 2-Chlor-3-methyl-4-methylsulf onyl-benzoe- 
15 sauremethylester werden in 2 1 Tetrachlormethan geldst 

und unter Belichtung portionsweise mit 56 g (0,31 mol) 
N-Bromsuccinimid versetzt. Das Reaktionsgemisch wurde 
filtriert, das Filtrat eingeengt und der Ruckstand in 
200 ml Methyl-tert.-butylether aufgenommen. Die Losung 
20 wurde mit Petrolether versetzt, der ausgef aliens Fest- 

stoff abgesaugt und getrocknet, Man erhielt 74,5 g (70 % 
d.Th.) 3-Brommethyl-2-chlor-4-methylsulf onyl-benzoesaure- 
methylester, 
(Fp.: 74-750C) 



25 



Stufe f ) 2 - Chlor - 3 - f ormyl - 4 - methylsulf onyl -benzoesauremethylester 



Eine Losung von 41,0 g (0,12 mol) 3-Brommethyl-2*chlor- 
4-methylsulf onyl-benzoesauremethylester in 250 ml Aceto- 

30 nitril wurde mit 42,1 g (0,36 mol) N-Methylmorpholin- 

N-oxid versetzt* Der Ansatz wurde 12 Stunden bei Raum- 
temperatur geruhrt, anschlieflend eingeengt und der Rick- 
stand in Essigsaureethylester aufgenommen. Die Losung 
wurde mit Wasser extrahiert, mit Natriumsulf at getrocknet 

35 und eingeengt. Man erhielt 31,2 g (94 % d.Th.) 

2-Chlor-3-formyl-4-methylsulf onyl-benzoesauremethylester 
(Fp.: 98-105*^0 

Stufe g) 2 -Chlor- 3 -hydroxyiminomethyl- 4 -methylsulf onyl -benzoesaure 

40 

15,00 g (54 mmol) 2 -Chlor- 3 -f ormyl -4 -methylsulf onyl- 
benzoesauremethylester und 4,20 g (60 mmol) Hydroxylamin- 
hydrochlorid wurden in 300 ml Methanol aufgenommen und 
eine Losung von 3,18 g (30 mmol) Natriumcarbonat in 80 ml 
45 Wasser zugetropft. Nach 12 Stunden Ruhren bei Raum tempe- 

ratur wurde das Methanol abdestilliert, der. Rilckstand mit 
Wasser verdunnt und mit Diethylether extrahiert. Nach 
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Trocknen der organischen Phase wurde das Losiingsmittel 

entfemt. Man erhielt 14,40 g (91 % d,Th.) 

2 -Chlor-3 -hydroxyiminomethyl- 4-methylsulf onyl-benzoe- 

sauremethylester. 
5 (Fp.: 126-128°C) . ' 

Stufe h) 2-Chlor-3-(4,5-dihydroisoxazol-3-yl)-4-methylsulfonyl- 
benzoesauremethylester (Verbindiing 4*3) 

10 In eine Losung von 158,0 g (0,54 mol) 2 -Chlor-3-hydroxy- 

iminomethyl-4"methylsulf onyl-benzoesauremethylester und 
1 1 Dichloinnethan wurde bei 15-20°C 30 Minuten lang 
Ethyl en eingeleitet, Nach Zugabe von 1,6 g Natriumacetat 
wurden 454 ml Natriumhydrochlorit-Losung bei 10*=»C unter 

15 gleichzeitiger Ethylen-Einleitung zugetropft. Anschjie- 

B end wurde fur weitere 15 Minuten Ethylen bei 10<^C 
eingeleitet. Nach 12 Stunden Riihren wurden die Phasen 
getrennt, die organische Phase mit Wasser gewaschen, ge- 
trocknet und eingeengt. Man erhielt 156,5 g (90 % d.Th. ) 

20 2-Chlor- (4, 5-dihydroisoxazol-3-yl) -4-methylsulfonyl-ben- 

zoesauremethylester . 

(iH-NMR (8 inppm): 3,24 (s) ; 3,42 (t) ; 3,99 (s); 4,60 
(t) ; 7,96 (d) ; 8,10 (d) ) . 

25 Stufe i) 2-Chlor-3- (4,5-dihydroisoxazol-3-yl) •4-methylsulfonyl- 
benzoesaure (Verbindung 4,4) 

Zu einem Gemisch von 170,0 g (0,54 tnol) 2-Chlor-3- (4,5- 
dihydroisoxazol-3-yl) -4 -raethylsulfonyl-benzoesauremethyl- 

30 ester und 1 1 Methanol wurde bei 40-45OC langsam eine 

Losung von 32,8 g Natriumhydroxid gelost in 330 ml 
Methanol getropft. Die Suspension wurde 5 Stunden bei 
50°C geruhrt- Nach Abdestillieren des L6sungsmittels nahm 
man den Ruckstand in 1,5 1 Wasser auf und extrahierte 

35 die waBrige Phase dreimal mit Essigsaureethylester . Die 

waflrige Phase wurde mit Salzsaure angesauert und dreimal 
mit Essigsaureethylester extrahiert. Die vereinigten 
organischen Phasen wurden anschlieBend mit Wasser neutral 
gewaschen, getrocknet und eingeengt. Man erhielt 148,8 g 

40 (91 % d.Th.) 2*Chlor-3- (4,5-dihydroisoxazol-3-yl) -4- 

methylsulf onyl -benzoesaure . 

(iH-NMR (8 in ppm) : 3,26 (s); 3,45 (t); 4,63 (t); 8,15 
(s) ; 8,53 (s, br) ) - 



45 
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Stufe j) 2-Chlor-3- (4, 5-cLihydroisoxazol-3-yl) -4-methylsulfonyl- 
benzoylchlorid (Verbindung 4.5) 

Zu einer Losung von 139,0 g 2 -Chlor-3- (4, S-dihydroiso- 
5 xazol-3-yl) -4-inethylsulfonyl-ben2oesaure, 1 ml Dimethyl - 

formamid und 1 1 trockenem Toluol wurden bei 50^C 74,8 g 
(0,63 mol) Thionylchlorid in 50 ml trockenem Toluol 
getropft, Nach 6 Stunden Erhitzen auf 110*=*C wurde das 
Losungsmittel abdestilliert . Man erhielt 2-Chlor-3- (4,5- 
10 dihydroisoxazol-3-yl) -4-methylsulfonyl-ben2oylchlorid in 

quant itativer Ausbeute. 

(iH-NMR (8 inppm): 3,25 (s) ; 3,46 (t) ; 4,62 (t) ; 8,21 
(dd) ) . 

15 2-Chlor-3- (5-methyl-4, 5-dihydroisoxa20l-3-yl) -4-methylsulf onyl- 
benzoylchlorid (Verbindung 4.39) 

Stufe a) 2-Chlor-3- (S-methyl-4.5-dihydroisoxa2ol-3-yl) -4-methyl- 
sulfonyl-benzoesauremethylester (Verbindung 4.25) 

20 

In eine Losung von 15,0 g (52 mmol) 2-Chlor-3-hydroxy- 
iminomethyl-4-methylsulfonyl-ben2oesauremethylester und 
200 ml Dichlormethan wurde bei Raumtemperatur 30 Minuten 
lang Propen eingeleitet. Nach Zugabe von 1,6 g Natrium- 

25 acetat wurden 42,8 ml Natriumhydrochlorit -Losung bei 

Raumtemperatur unter gleichzeitiger Propen -Einleitung 
zugetropft, AnschlieBend wurde fur weitere 15 Minuten 
Propen bei Raumtemperatur eingeleitet. Nach 3 St\anden Er- 
hitzen unter Riickf lufl wurde 12 Stunden bei Raumtemperatur 

30 geriihrt, nochmals 5 Stunden unter RiickfluB Propen ein- 

geleitet und wiederum 12 Stunden bei Raumtemperatur 
geruhrt. Nach Trennung der Phasen wurde die organische 
Phase mit Wasser gewaschen, getrocknet und eingeengt. Man 
erhielt 15,5 g (89 % d.Th.) 2-Chlor- (5-methyl-4,5-di- 

35 hydroisoxazol-3-yl) -4-methylsulfonyl-benzoesauremethyl- 

ester. 

(Pp.: 130-135°C). 

Stufe b) 2-Chlor-3- (5-methyl-4, 5-dihydroisoxazol-3 -yl) -4-methyl- 
40 sulfonyl-benzoesaure (Verbindung 4.26) 

Zu einem Gemisch von 15,00 g (45 mmol) 2-Chlor-3- (5- 
methyl-4, 5-dihydroisoxa2ol-3-yl) -4-methylsulfonyl-ben2oe- 
sauremethylester und 200 ml Methanol wurde langsam eine 
45 L6sung von 3,52 g (88 mmol) Natriumhydroxid gel6st in 

100 ml Methanol getropft. Die Suspension wurde 48 Stunden 
bei Raumtemperatur geruhrt. Nach Abdestillieren des 
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Losungsmittels nahm man den Riickstand in Wasser auf und 
wusch die waflrige Phase dreimal mit Essigsaureethylester . 
Die waBrige Phase wurde mit Salzsaure angesauert und 
dreimal mit Essigsaureethylester e^^trahiert. Die verein- 
igten organischen Phasen wurden anschlieSend mit Wasser 
neutral gewascheU/ getrocJaiet xxnd eingeengt. Man erhielt 
13,20 g (92 % d.Th.) 2-Chlor-3- (5-methyl-4, 5-dihydro- 
isoxazol-3 -yl) -4 -methylsulf onyl-benzoesSure . 
(Pp.: 173-178°C) . 

Stuf e c) 2-Chlor-3- (5-methyl-4, 5-dihydroisoxazol-3 -yl) -4-methyl- 
sulfonyl-benzoylchlorid (Verbindung 4.39) 



Zu einer Losung von 13,0 g (41 mmol) 2-Chlor-3- (5-methyl- 
15 4,5-dihydroisoxazol-3-yl) -4-methylsulfonylbenzoesaure, 

1 ml Dimethylf ormamid und 250 ml trockenem Toluol wurden 
bei Raumtemperatur 5,7 g (51 mmol) Thionylchlorid ge- 
tropft. Anschlieflend vmrde bis zur vollstandigen Um- 
setzung unter RuckfluB erhitzt, Nach Abkuhlen wurde das 
20 L6sungsroittel abdestilliert. Man erhielt 14,2 g 2-Chlor- 

3- (5-methyl-4,5-dihydroisoxazol-3-yl) -4-methylbenzoyl- 
chlorid in quantitativer Ausbeute* 

2-Chlor-3- (1' -chlor-2' ,2' -dimethylethylaminocarbonyl) -4-methyl- 
25 sulf onyl-benzoylchlorid 

Stufe a) 2-Chlor-3-hydroxycarbonyl-4-methylsulfonyl-ben2oesaure- 
methylester 

30 Zu einer Losung von 115,3 g (0,42 mol) 2-Chlor-3- 

f ormyl - 4 -methylsulf onyl -benzoesauremethylester und 
2000 ml Acetonitril wurden bei 5°C nacheinander 13,8 g 
(0,11 mol) Natriumhydrogenphosphatmonohydrat in 170 ml 
Wasser, 49,3 g (0,43 mol) 30 %ige Wasserstof fperoxid- 

35 losung und 66,2 g (0,59 mol) 80 %ige waflrige Natrium- 

chloritlosung gegeben. Die Reaktionslosung wurde an- 
schlieflend 1 Stunde bei 5°C und 12 Stunden bei Raum- 
temperatur geruhrt. Daiui wurde mit 10 %iger Salzsaure auf 
pH = 1 eingestellt und 1500 ml waflrige 40 %ige Natrium- 

40 hydrogensulfit-Losung zugegeben, Nach 1 Stunde Ruhr en bei 

Raumtemperatur wurde die Wctfirige Phase dreimal rait Essig- 
saureethylester extrahiert. Die vereinigten organischen 
Phasen wurden mit Natriumhydrogensulf it -Losung gewaschen 
und getrocknet. Nach Abdestillation des Losungsmittels 

45 erhielt man 102, 0 g 2'Chlor-3-hydroxycarbonyl-4 -methyl- 

sulf onyl -benzoesSuremethylester . 



wo 98/31681 PCT/EP98/00069 

135 

(iH-NMR (5 inppm): 3,34 (s); 3,93 (s).; 8,08 (s) ; 14,50 
(s, br J .) 

Stufe b) 2-Chlor-3-chlorcarbonyl-4-methylsulfonYl'-benzoesaure- 
5 methylester 

Zu einer L6sung von 6,0 g (0,021 mol) 2 -Chlor-3-hydroxy- 
carbonyl-4'methylsulf onyl-benzoesauremethylester iind 
50 ml trockenem Toluol warden 2 Tropfen Dimethylformamid 

10 und 11,9 g (0,1 mol) Thionylchlorid gegeben. Die Losung 

wurde 4 Stunden unter RuckfluB erhitzt, Nach Entfernen 
des Losungsmittels am Vakuum erhielt man 6,2 g 2-Chlor-3- 
chlorcarbonyl -4 -methylsulf onyl -benzoescLuremethylester • 
(iH-NMR (8 inppm): 3,21 (s); 4,02 (s); 8,02 (d) ; 8,07 

15 (d) J 

Stufe c) 2-Chlor-3- (1' -hydroxy-2 ' , 2' -dimethylethylaminocarbo- 
nyl ) - 4 -methylsulf onyl -benzoesauremethyles ter 

20 Zu einer Losung von 4,54 g (50 mmol) 2 , 2 -Dimethylethanol- 

amin in 40 ml Dichlormethan wurde bei 0-5°C eine L6sung 
von 7,80 g (25 mmol) 2 -Chlor-3 -chlorcarbonyl-4 -methylsul- 
f onyl-benzoesauremethylester getropf t . Nach 6 Stunden 
Ruhren bei Raumtemperatur wurde die Reaktionsldsung drei- 

25 mal mit Wasser extrahiert, getrocknet und eingeengt • Man 

erhielt 8,20 g (80 % d.Th.) 2-Chlor-3- (1' -hydroxy-2' ,2' - 
dimethylethylaminocarbonyl) -4 -methylsulf onyl-benzoesaure- 
methylester, 
(Fp, : 70-72°C) . 



30 



Stufe d) 2-Chlor-3- (1' -chlor-2' , 2' -dimethylethylaminocarbo- 
nyl )- 4 -methylsulf onyl -benzoesauremethylester 



Ein Gemisch aus 6,9 g (20 mmol) 2 -Chlor-3- (1' -hydroxy - 
35 2' ,2' -dimethylethylaminocarbonyl) -4 -methylsulf onyl- 

benzoes§uremethylester und 5 ml Thionylchlorid wurde 
6 Stunden bei Raumtemperatur geriihrt. Die Losung wurde 
mit 50 ml Dichlormethan verdQnnt > und anschliefiend einge- 
engt. Der Rucks t and wurde in 20 ml Dichlormethan gelost* 
40 Durch Zugabe von Cyclohexan bildete sich ein kristalliner 

Niederschlag, der abgesaugt und getrocknet wurde • Man 
erhielt 6,4 g (88%d.Th,) 2-Chlor-3- (1' -chlor-2' ,2' -di- 
methylethylaminocarbonyl) -4 -methylsulf onyl-benzoesaure- 
raethylester* 

45 
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Stufe e) 2-Chlor-3- (4' ,4' -dimethyl-4' , 5' -dihydroxa20l-2-yl) -4- 
methylsulfonyl'benzoesaure (Verbindung 4.38) 

Eine Losung von 5,82 g (15 mmol) 2-Chlor-3- (1' -chlor- 
5 2' , 2' -dimethylethylaminocarbonyl) '4-methylsulfonyl- 

benzoesauremethylester und 0,81 g (20 mmol) Natrium- 
hydroxid in 80 ml Methanol riihrte 8 Stunden bei Raum- 
temperatur. Nach Abdestillieren des Losungsmittels wurde 
der Ruckstand in Wasser aufgenommen und dreimal mit 

10 Essigsaureethylester gewaschen. Die waflrige Phase wurde 

mit Salzsaure angesauert und dreimal mit Essigsaureethyl- 
ester extrahiert. Nach dem Trocknen der organ is chen Phase 
entfemte man das Losungsmittel am Vakuum. Man erhielt 
3,10 g (55 % d.Th.) 2-Chlor-3 - (4' ,4' -dimethyl-4' , 5' - 

15 dihydrooxazol-2-yl) -4 -methylsulf onyl-benzoesaure. 

(IH-NMR (8 in ppm) : 1,34 is); 3,40 (s) ; 4, 13 (s) ; 8, 07 
is) ; 13,95 (s, br)) . 

Stufe f ) 2-Chlor-3- (1' -chlor-2' , 2' -dimethylethylaminocarbonyl) - 
20 4 -methylsulf onyl-benzoylchlorid 

Eine Losung von 3,00 g (9 mmol) 2-Chlor-3- (4' ,4' -di- 
methyl-4' ,5' -dihydrooxazol-2-yl) -4-methylsulf onyl-benzoe- 
saure, 1,43 g Thionylchlorid und 1 Tropfen Dimethylf orm- 
25 amid in 80 ml trbckenem Toluol wurde 3 Stunden unter 

RuckfluB erhitzt. Nach dem Abkuhlen wurde das Ldsxings- 
mittel am Vakuum abdestilliert. Man erhielt 3,43 g 
(86 % d,Th J 2-Chlor-3-(l' -chlor-2', 2' -dimethylethyl- 
aminocarbonyl) -4 -methylsulf onyl-benzoylchlorid. 

30 

2 -Chlor- 3 - (1 , 3 , 4 -oxathiazolin- 2 -on- 5 -yl) - 4 -methylsulf onyl -benzoe- 
sauremethylester (Verbindung 4.22) 

stufe a) 3-Aminocarbonyl-2-chlor-4-methylsulfonyl-benzoesaure- 
35 methylester 

In eine Ldsung von 15,0 g (48 mmol) 2 -Chlor-3 -chlor- 
carbonyl-4-methylsulf onyl-benzoesauremethylester und 
300 ml trockenem Dioxan wurde 2 Stunden lang Ammoniak 
40 geleitet. Der gebildete Niederschlag wurde abgesaugt 

und das Filtrat eingeengt. Man erhielt 15,2 g 3-Amino- 
carbonyl - 2 -chlor- 4 -methylsulf onyl -benzoesauremethylester 

in quantitativer Ausbeute. 
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Stufe b) 2-Chlor'3- (1, 3, 4-oxathiazolin-2-on-5-yl) -4-methyl- 
sulf onyl -benzoesauremethylester 



5 



Zu einer Losung von 4,37 g (15 minol) 3 -Aminocarbonyl-2- 
chlor-4 -methylsulfonyl-benzoesauremethylester in 150 ml 
trockenem Toluol vmrden 9/80 g (75 mmol) Chlorcarbonyl - 
sulf enylchlorid getropft. Nach 48 Stunden Ruhren unter 
Ruckf lufl wird das L6sungsmittel am Vakuum entfernt und 
der Rucks tand am Kieselgel chroma tographiert (Eluent: 



10 



Essigsaureethylester/Cyclohexan = 1/1) . Man erhielt 
3,70 g (70 % d»Th.) 2"Chlor-3- (l,3,4-oxathiazolin-2- 
on- 5 -yl ) - 4 -methylsulf onyl -benzoesauremethylester . 



2 - Chlor - 4 - me thyl sulf onyl - 3 - ( 4 , 5 - dihydrooxazol - 2 -yl ) -benzoesSure- 
15 methylester (Verbindung 4.41) 

Zu 26,6 g (0,13 mol) 1 -Amino -2 -brome than- Hydrobromid in 500 ml 
Toluol wurden bei Raumtemperatur 41,8 g (0,41 mol) Triethylamin 
und anschliefiend 31,1 g (0,10 mol) 2 -Chlor -3 -chlorcarbonyl -4 - 

20 methylsulf onylbenzoesaureme thy lester in 150 ml Toluol getropft. 
Nach 5 Stunden Erhitzen unter RiickfluB und 12 Stunden Ruhren bei 
Raumtemperatur wurden nochmals 5,0 g (0,02 mol) l-Amino-2 -brom- 
ethan-Hydrobromid zugegeben und 7,5 Stunden unter Ruckf lu5 er- 
hitzt. Nach Abkuhlen wurde das Reaktionsgemisch mit EssigsSure- 

25 ethylester verdunnt, mit Wasser gewaschen, getrocknet und einge- 
engt, Der Ruckstand wurde dann aus Methyl- tert. -butylether/Essig - 
sSureethylester umkristallisiert. Man erhielt 14,5 g (46 % d.Th.) 
2 -Chlor- 4 -methylsulf onyl -3- (4, 5 -dihydrooxazol -2 -yl) -benzoesaure- 
methylester. 



2 - Chlor - 3 - ( 5 -methoxy- 5 - methyl -4,5- dihydroisoxazol - 3 - yl ) - 4 - methyl- 
sulf onyl -benzoesSure (Verbindung 4.60) 

stufe a) 2 -Chlor "3- (5 -me thoxy- 5 -methyl -4, 5 -dihydroisoxazol -3 -yl) - 



30 



35 



4 -methylsulf onyl -benzoesauremethylester 



40 



45 



Zu 10,0 g (34 mmol) 2-Chlor-3- (hydroxyiminomethyl) •4- 
methylsulf onyl-benzoesauremethylester in 200 ml Me thyl en 
chlorid wurden nacheinander 7,3 g (102 mmol) 2-Methoxy- 
1-propen, 2 8 ml Natriumhypochloritlosung (12,5 %ig) 
und eine Spatelspitze Natriumacetat zugegeben. Nach 
12 Stunden Ruhren bei Raumtemperatur wurde das Ldsungs- 
mittel entfernt, der Ruckstand in Eslsigsaureethylester 
aufgenommen, mit Wasser gewaschen, getrocknet xmd ein- 
geengt. Der Ruckstand wurde an Kieselgel (Eluent: Cyclo- 
hexan : Essigsaureethylester =3:2) chroma tographiert. 
Man erhielt 5,8 g (47 % d.Th.) 2 -Chlor-3 - (5-methoxy-5- 
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methyl-4, 5-dihydroisoxazol-3-yl) -4-methylsulfonyl-ben2oe- 
sauremethylester . 
(Fp.: IOO-IO50C) 

5 Stufe b) 2-Chlor-3- (5-methoxy"5-methyl-4,5-d'ihydroisoxazol-3-yl) - 
4-methylsulfonyl-ben2oesaure 

Zu 5,0 g (37,5 mmol) Lithiumiodid in 200 ml Pyridin 
wurden bei Riickflufl tempera tur 5,5 g (15,0 mmol) 

10 2-Chlor-3- {5-methoxy-5-methyl-4,5-dihydroisoxazol-3-yl) - 

4-methylsulfonyl-benzoesauremethylester in 100 ml Pyridin 
getropft, Nach 4 Stunden Riihren bei dieser Temper atur 
wurde abgekuhlt, das Ldsungsmittel abdestilliert, der 
Rucks tand in Toluol aufgenommen und wiederum eingeengt. 

15 AnschlieBend wurde mit Wasser versetzt, mit Methylen- 

chlorid gewaschen \Hid mit Salzsaure ein pH-Wert von 1 
eingestellt. Nach Extraktion der waBrigen Phase mit 
Methylenchlorid vmrde die resultierende organische Phase 
getrocknet und eingeengt. Man erhielt 4,7 g (90 % d.Th.) 

20 2-Chlor- {5-methoxy-5-methyl-4,5-dihydr:oisoxazol-3-yl) -4- 

methylsulf onyl -benzoesaure , 
(Fp, : 40-45°C) 

2 - Chlor- 3 - ( 2 -methyl - 2H- 1 , 3 , 4 - dioxazol - 5 -yl) - 4 - methylsulf onyl ' 
25 benzoesauremethylester (Verbindung 4.44) 

Zu 8,0 g (27,4 mmol) 2-Chlor-3- (hydroxyiminomethyl) -4-methyl- 
sulfonyl -benzoesauremethylester in 150 ml Methylenchlorid wurden 
16,0 g (27,4 mmol) einer 12,5 %igen Natriumhypochloritlosung 

30 getropft und eine Spatelspitze Natriuraacetat zugegeben. Nach 
1 Stunde wurden innerhalb von 36 Stunden in Port ionen 34,4 g 
(0,74 mol) Acetaldehyd zugegeben und langsam bis auf 55°C erhitzt. 
Anschlieflend wurde 48 Stunden bei Raumtemperatur geruhrt, mit 
Wasser gewaschen, getrocknet und eingeengt. Der Riickstand wurde 

35 dann in Methylenchlorid aufgenommen, 10,0 g (0,23 mol) Acet- 
aldehyd und eine Spatelspitze Natriumacetat zugegeben und 8 Stun- 
den unter RuckfluB erhitzt • Nach 72 Stunden wurden nochmals 
10,0 g (0,23 mol) Acetaldehyd zugegeben und bei Raumtemperatur 
geruhrt. AnschlieBend wurde mit Wasser gewaschen, getrocknet und 

40 eingeengt- Der Ruckstand wurde an Kieselgel (Eluent: Isopropanol 
: Cyclohexan = 1:9) eluiert, Man erhielt 5,0 g (55 % d.Th.) 
2-Chlor-3- (2-methyl-2H-l,3,4-dioxazol-5-yl) -4-methylsulf onyl- 
benzoesauremethylester. 



45 
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In der nachf olgenden Tabelle 4 sind neben den voranstehend 
beschriebenen Verbindungen weitere BenzoesSurederivate der 
Formal III aufgefiihrt, die in analoger Weise hergestellt wurden 
Oder herstellbar sind. 
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5 E 
t3 & 
Q .. B- 

t « 


3^9 (t); 3,91 (s); 4,58 (t); 7,46 (d); 7,83 (d). 


3,28 (t); 4,60 (t); 7,02 (s, br); 7,46 (d); 7,98 (d). 


3,24 (s); 3,42 (t); 3,99 (s); 4,60 (I); 7,96 (d); 8,10 
(d). 


3,26 (s); 3,45 (t); 4,63 (t); 8,15 (s); 8,53 (s, br). 


3,25 (s); 3,46(0; 4,62(0; 8,21 (dd). 


1,31 (s); 4,16 (s); 7,69 (d); 7,90 (d); 13,8 (s, br). 


CO 
-^^^ 

On 

^. 

CN 

^.^ 


1,13 (t); 1,47 (s); 3,15 (s); 3.43 (q); 8,06 (s); 13,8 
(s.br). 


1.28 (t); 3,41 (m); 4,02 (s); 4.62 (t); 7,95 (d); 
8,06(d). 
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I f 

Q ^ 

X 

(X 


ni^6 (t); 1,53 (d); 3,06 (dd); 3,42 (q); 3,49 (dd); 
; 5.05 (m); 7,95 (d); 8,07 (d). 


140-143 


3,30 (s); 3,98 (s); 4,11 (t); 4,55 (t); 7,97 (d); 8,08 


3,38(3); 4,00 (I); 4,46 (t); 8,08 (s). 


3,30 (s); 3,35 (I); 4,15 (s, br); 4,50 (t); 8,05 (s). 


0,95 (t); 1,47 (s); 1,58 (quin); 3,12 (s); 3,3 1 (s); 
3,43 (t); 3,93 (s); 8,09 (dd). 


0,93 (I); 1,47 (s); 1.58 (quin); 3,15 (s); 3,42 (I); 
8,05 (s). 


0,92 (t); 1,55 (quin); 3,39 (m); 3,93 (s); 4,50 (t); 
8,08 (dd). 


148-150 


0,93 (t); 1,49 (d); 1,58 (quin); 2,94 (dd); 3,42 
(m); 3,93 (s); 4,97 (m); 8,10 (dd). 


0.94 (t); 1,39 (d); 1,58 (quin); 2.96 (dd); 3.50 
(m); 4.95 (m); 8,05 (s). 
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B i 


1,57 (s); 3,18 (s); 3,27 (s); 4,01 (s); 7,97 (d); 8,12 
|(d). 


1,48 (s); 3,15 (s); 3.34 (s); 8.08 (dd). 


0,97 (t); 1,72 (m); 3,10 (dd); 3.32 (s); 3,37 (dd); 
4,72 (m); 8,08 (dd). 


1,57 (m); 1.81 (m); 2.21 (m); 3.20 (s); 4,02 (s); 
4,32(0; 5,35 (dd); 7,92 (d); 8,18 (d). 


1,72 (m); 2,01 (m); 3,27 (s); 4^4 (t); 5,23 (dd); 
8,05 (d); 8,15 (d); 13,8 (s,br). 


2,00 (m); 3,23 (s); 3,27 (s). 3.72 (m); 4.00 (s); 
7.96(d): 8,04 (d). 


78-83 


1,78 (m); 2,24 (m); 3,27 (s); 3,36 (s); 3,98 (s); 
7,94 (d); 8,12 (d). 


1,76 (m): 2.05 (m); 3,30 (s); 3,33 (s); 8,09 (dd). 


1.00 (0; 1.85 (m); 3,13 (s); 3,27 (s); 3.98 (s); 
7,94 (d): 8.11(d). 


• ♦* 

w 

P. 

<P 

-^-^ 
CO 

fO 

s 

fO 

I 

«" 

-*-* 

o — < 


1,34 (s); 3,40 (s); 4,13 (s); 8,07 (s); 13,95 (s. br). 




>260 


3,29 (3H); 3,96 (3H): 4,12 (2H); 4,55 (2H); 7,98 
(1H);8.09(1H). 
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1 1" 

t i 
t 5 


202-203 


1,05 (3H); 1,35 (3H); 3.19 (3H); 4,01 (3H); 4,09 
(2H): 4,35 (2H); 5,06 (IH); 5,77 (IH); 8,08 (IH); 
8,17 (IH). 


1,78 (3H); 3,30 (3H); 3,98 (3H); 6.40 (IH); 8,08 
(IH);8.15(1H), 


80-85 


1,65 (3H); 3,27 (3H): 3,50 (2H); 4,00 (3H); 4,22 
(IH); 4,88/5,08 (IH); 7.99 (IH); 8,12 (IH). 


100-105 


180-185 


1,30 (3H); 2,75 (2H)- 3,25 (IH); 3,34 (3H); 3,78 
(IH); 3,94 (3H); 6,22 (IH); 8,15 (2H). 


65-67 1 


1.01 (3H); 1.28 (3H); 3.33 (4H); 3,96 (3H); 4,98 
(IH); 8.12 (IH); 8.20 (IH). 


68-75 


105-110 




45-50 


60-65 


1.63 (3H); 3,23 (3H); 3,50 (2H); 3,99 (3H); 4,25 
(IH); 4,83/5,03 (IH); 7,96 (IH); 8.13 (IH), 
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IH); 3,25 (3H); 3,66 (2H); 4,01 (3H); 5,20 
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1 1 

cu — 


130-135 


1,25 (s); 3,05 (dd); 3,34 (s); 3,45 (dd); 6,17 (m); 
8,08 (s). 


1.01 (d); 1.28 (d); 3,35 (m); 3,96 (s); 4,99 (m); 
8,12 (d); 8,20 (d). 


68-75 


1,30 (t): 2,77 (q): 3,25 (dd); 3,34 (s); 3,78 (dd); 
3,94 (s); 6,22 (m), 8.24 (s). 


65-67 1 


U8 (t); 2,30 (s); 2,46 (s); 3,28 (t); 4,31 (q); 4,45 
(t); 7,42 (d); 7,68 (d). 
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Die 3-Heterocycly-substituierten Benzoylderivate der Formel I und 
deren landwirtschaf tlich brauchbaren Salze eignen sich - sowohl 
als Isomerengemische als auch in Form der reinen Isomeren - als 
5 Herbizide. Die Verbindungen der Formel I enthal tenderx herbiziden 
Mittel bekampfen Pflanzenwuchs auf Nichtkulturf lachen sehr gut, 
besonders bei hohen Auf waixdmengen . In Kulturen wie Weizen, Reis, 
Mais, Soja und Baumwolle wirken sie gegen Unkrauter und Schad- 
graser, ohne die Kulturpf lanzen nennenswert zu schadigen. Dieser 
10 Effekt tritt vor allem bei niedrigen Aufwandmengen auf . 

In Abhangigkeit von der jeweiligen Applikationsmethode konnen die 
Verbindungen der Formel I bzw, sie enthaltenden herbiziden Mittel 
noch in einer weiteren Zahl von Kulturpf lanzen zur Beseitigung 
15 unerwiinschter Pf lanzen eingesetzt werden. In Betracht kommen 
beispielsweise folgende Kulturen: 

Allium cepa. Ananas comosus, Arachis hypogaea. Asparagus 
officinalis, Beta vulgaris spec, altissima, Beta vulgaris 

20 spec, rapa, Brassica napus var. napus, Brassica napus var, 

napobrassica, Brassica rapa var. silvestris, Ccimellia sinensis, 
Carthamus tinctorius, Carya illinoinensis. Citrus limon. Citrus 
sinensis, Coffea arabica (Coffea canephora, Coffea liber ica) , 
Cucumis sativus, Cynodon dactylon, Daucus carota, Elaeis 

25 guineensis, Fragaria vesca. Glycine max, Gossypium hirsutum, 

(Gossypium arboreum, Gossypium herbaceum, Gossypium vitif olium) , 
Helianthus annuus, Hevea brasiliensis, Hordeum vulgare, Humulus 
lupulus, Ipomoea batatas, Juglans regia. Lens culinaris, Linum 
usitatissimum, Lycopersicon lycopersicum, Malus spec* , Manihot 

30 esculenta, Medicago sativa, Musa spec, Nicotiana tabacum 

(N.rustica), Olea europaea, Oryza sativa , Phaseolus lunatus, 
Phaseolus vulgaris, Picea abies, Pinus spec, Pisum sativum, 
Prunus avium, Prunus persica, Pyrus communis, Ribes sylvestre, 
Ricinus communis, Saccharum officinarum, Secale cereale, Solanum 

35 tuberosum, Sorghum bicolor (s. vulgare), Theobroma cacao, 
Trif olium pratense, Triticum aestivum, Triticum durum, Vicia 
faba, Vitis vinifera und Zea mays, 

Daruber hinaus konnen die Verbindungen der Formel I auch in Kul- 
40 turen, die durch Zuchtung einschliefllich gentechnischer Methoden 
gegen die Wirkung von Herbiziden tolerant sind, verwandt werden. 

Die Verbindungen der Formel I bzw. die sie enthaltenden 
herbiziden Mittel k6nnen beispielsweise in Form von direkt 
45 verspriihbaren waflrigen Losungen, Pulvern/ Suspensionen, auch 

hochprozentigen waBrigen, oligen oder sonstigen Suspensionen oder 
Dispersionen, Emulsionen, Oldispersionen, Pasten, Staubemitteln, 



• 
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Streumitteln oder Granulaten durch Verspruhen, Vemebeln, 
Verstauben, verstreuen oder Gie&en angewendet werden. Die 
Anwendungsf ormen richten sich nach den Verwendungszwecken; sie 
sollten in jedem Fall moglichst die feinste Verteilung der 
5 erf indungsgemaflen Wirkstoffe gewahrleisten. ' 

Die herbiziden Mittel enthalten eine herbizid wirksame Menge 
mindestens einer Verbindung der Formel I oder eines landwirt- 
schaf tlich brauchbaren Salzes von I und fur die Formulierung 
10 von Pf lanzenschutzmitteln tibliche Hilf smittel, 

Als inerte Hilfsstoffe kommen im Wesentlichen in Betracht: 
Mineraldlf raktionen von mittlerem bis hohem Siedepunkt wie 
Kerosin und DieselSl, femer Kohlenteerole sowie Ole pflanzlichen 

15 Oder tierischen Ursprungs, aliphatische, cyclische und aromati- 
sche Kohlenv/asserstof f e, z.B, Paraffins, Tstrahydronaphthalin, 
alkylierte Naphthaline und deren Derivate, alkylierte Benzole und 
deren Derivate, Alkohole wie Methanol, Ethanol, Propanoic Butanol 
und Cyclohexanol , Ketone wie Cyclohexanon, stark polare Losungs- 

20 mittel, z.B, Amine wie N-Methylpyrrolidon und Wasser. 

waSrige Anwendungsf ormen konnen aus Emulsionskonzentraten, 
Suspensionen, Pasten, netzbaren Pulvem oder wasserdispergier- 
baren Granulaten durch Zusatz von Wasser bereitet werden. Zur 

25 Herstellung von Emulsionen, Pasten oder Oldispersionen konnen die 
. Substrate als solche oder in einem 01 oder Losungsmittel geldst, 
mittels Netz-, Haft-, Dispergier- oder Emulgiermittel in Wasser 
homogenisiert werden, Es k6nnen aber auch aus wirksamer Substanz, 
NetZ", Haft-, Dispergier- oder Emulgiermittel und eventuell 

30 Losungsmittel oder 01 bestehende Konzentrate hergestellt werden, 
die zur Verdvinnung mit Wasser geeignet sind. 

Als oberf lachenaktive Stoffe (Adjuvantien) kommen die Alkali-, 
Erdalkali-, Ammoniumsalze von aromatischen Sulf onsauren,* z.B. 

35 Lignin-, Phenol-, Naphthalin- und Dibutylnaphthalinsulf onsaure, 
sowie von FettsSuren, Alkyl- und Alkylarylsulfonaten, Alkyl-, 
Laurylether- und Fettalkoholsulf aten, sowie Salze sulf atierter 
Hexa-, Hepta- und Octadecanolen sowie von Fettalkoholglykolether, 
Kondensationsprodukte von sulfoniertem Naphthalin und seiner 

40 Derivate mit Formaldehyd, Kondensationsprodukte des Naphthalins 
bzw. der Naphthalinsulf onsauren mit Phenol und Formaldehyd, Poly- 
oxyethylenoctylphenolether, ethoxyliertes Isooctyl-, Octyl- oder 
Nonylphenol, Alkylphenyl-, Tributylphenylpolyglykolether , Alkyl - 
arylpolyetheralkohole, Isotridecylalkohol, Fettalkoholethylen- 

45 oxid-Kondensate, ethoxyliertes Rizinusdl, Polyoxye thy len- oder 
Polyoxypropylenalkyl ether, Laurylalkoholpolyglykoletheracetat , 
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Sorbitester, Lignin-Sulfitablaugen oder Methylcellulose in 
Betracht. 

Pulver-, Streu- und Staubemittel konnen durch Mischen oder 
5 gemeinsames Vermahlen der wirksamen Substanzen mit exnem fasten 
Tragerstoff hergestellt werden. 

Granulate, z.B. Umhul lungs-, Impragnierungs- und Homogengranulate 
konnen durch Bindung der Wirkstoffe an feste Tragerstoff e her- 

10 gestellt werden, Feste Tragerstoff e sind Mineralerden wie Kiesel- 
sauren, Kieselgele, Silikate/ Talkum, Kaolin, Kalkstein, Kalk, 
Kreide, Bolus, Ldfi, Ton, Dolomit, Diatomeenerde, Calcium- und 
Magnesiumsulf at, Magnesiumoxid, gemahlene Kunststof fe, Dtoge- 
mittel, wie Ammoniumsulfat, Ainmoniumphosphat, Ammoniumnitrat, 

15 Harnstoffe und pf lanzliche Produkte wie Getreidemehl, Baum- 
rinden-, Holz- und Nuflschalenmehl, Cellulosepulver oder andere 
feste Tragerstoff e. 

Die Konzentrationen der Verbindungen der Formel I in den 
20 anwendungsfertigen Zubereitungen konnen in weiten Bereichen 
variiert werden. Im allgemeinen enthalten die Formulierungen 
etwa von 0,001 bis 98 Gew.-%, vorzugsweise 0,01 bis 95 Gew.-%, 
mindestens eines Wirkstoffs. Die Wirkstoffe werden dabei in 
einer Reinheit von 90% bis 100%, vorzugsweise 95% bis 100% 
25 (nach NMR-Spektrum) eingesetzt* 

Die folgenden Formulierungsbeispiele verdeutlichen die Her- 
stellung solcher Zubereitungen: 

20 Gewichtsteile der Verb indung Nr, 3.2 werden in einer 
Mischung gelost, die aus 80 Gewichtsteilen alkyliertem 
Benzol, 10 Gewichtsteilen des Anlagerungsproduktes von 8 
bis 10 Mol Ethylenoxid an 1 Mol 6lsaure-N-monoethanolamid, 
5 Gewichtsteilen Calciumsalz der Dodecylbenzolsulf onsaure 
und 5 Gewichtsteilen des Anlagerungsproduktes von 40 Mol 
Ethylenoxid an 1 Mol Rizinusol besteht. Durch AusgieSen und 
feines Verteilen der Ldsung in 100000 Gewichtsteilen Wasser 
erhalt man eine waflrige Dispersion, die 0,02 Gew.-% des 
Wirkstoffs enthait. 

20 Gewichtsteile der Verbindung Nr. 3.9 werden in einer 
Mischung gelost, die aus 40 Gewichtsteilen Cyclohexanon, 
30 Gewichtsteilen Isobutanol, 20 Gewichtsteilen des Anlage- 
rungsproduktes von 7 Mol Ethylenoxid an 1 Mol Isooctyl- 
phenol und 10 Gewichtsteilen des Anlagerungsproduktes von 
40 Mol Ethylenoxid an 1 Mol Rizinusol besteht. Durch Ein- 
giefien und feines Verteilen der Losung in 100000 Gewichts- 
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teilen Wasser erhalt man eine waflrige Dispersion, die 
0,02 Gew.-% des Wirkstoffs enthalt. 

III. 20 Gewichtsteile des Wirkstoffs Nr. 3.10 werden in einer 
5 Mischung geldst, die aus 25 Gewichtstfeilen Cyclohexanon, 

65 Gewichts teilen einer Mineralolf raktion vom Siedepunkt 
210 bis 280°C und 10 Gewichtsteilen des Anlagertmgs- 
prodnktes von 40 Mol Ethylenoxid an 1 Mol Ricinusol 
besteht. Durch EingieBen und feines Verteilen der L6sung 
10 in 100000 Gewichtsteilen Wasser erhalt man eine waBrige 

Dispersion, die 0,02 Gew.-% des Wirkstoffs enthalt. 

IV. 20 Gewichtsteile des Wirkstoffs Nr. 3.16 werden mi t 

3 Gewichtsteilen des Natriumsalzes der Diisobutylnaphtha- 
15 linsulfonsaure, 17 Gewichtsteilen des Natriumsalzes einer 

Ligninsulfonsaure aus einer Sulfit-Ablauge und 60 Gewichts- 
teilen pulverf 6rraigem Kieselsauregel gut vermischt xxnd in 
einer Hammermuhle vermahlen. Durch feines Verteilen der 
Mischung in 20000 Gewichtsteilen Wasser erhalt man eine 
20 Spritzbriihe, die 0,1 Gew.-% des Wirkstoffs enthalt. 

V. 3 Gewichtsteile des Wirkstoffs Nr. 3.21 werden mi t 

97 Gewichtsteilen feinteiligem Kaolin vermischt. Man er hell t 
auf diese Weise ein Sta\ibemittel, das 3 Gew.-% des Wirk- 
25 stoffs enthalt. 

VI. 20 Gewichtsteile des Wirkstoffs Nr. 3.22 werden mit 

2 Gewichtsteilen Calciumsalz der Dodecylbenzolsulfonsaure, 
8 Gewichtsteilen Fettalkoholpolyglykolether , 2 Gewichts- 
30 teilen Natriumsalz eines Phenol-Harnstof f-Formaldehyd- 

Kondensates und 68 Gewichtsteilen eines paraf f inischen 
Mineralols innig vermischt. Man erhalt eine stabile olige 
Dispersion. 

35 VII. 1 Gewichtsteil des Wirkstoffs Nr. 3.34 wird in einer 

Mischung geldst, die aus 70 Gewichtsteilen Cyclohexanon, 
20 Gewichtsteilen ethoxyliertem Isooctylphenol und 
10 Gewichtsteilen ethoxyliertem Rizinusdl besteht. Man 
erhait ein stabiles Emulsionskonzentrat . 

40 

VIII. 1 Gewichtsteil des Wirkstoffs Nr. 3.35 wird in einer 

Mischung gelost, die aus 80 Gewichtsteilen Cyclohexanon und 
20 Gewichtsteilen Wettol® EM 31 (= nichtionischer Emulgator 
auf der Basis von ethoxyliertem Rizinusdl) besteht. Man 
45 erhalt ein stabiles Emulsionskonzentrat. 
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Die Applikation der Verbindungen der Formel I bzw^ der herbiziden 
Mittel kann im Vorauf lauf- Oder im Nachauf lauf verf ahren erfolgen. 
Sind die Wirkstoffe fur gewisse Kulturpf lanzen weniger vertrag- 
lich, so koimen Ausbringungstechniken angewandt werden, bei 
5 welchen die herbiziden Mittel mit Hilfe der Spritzgerate so ge- 
spritzt werden, daS die Blotter der empf indlichen Kulturpf lanzen 
nach Moglichkeit nicht getroffen werden, wahrend die Wirkstoffe 
auf die Blotter darunter wachsender unerwunschter Pf lanzen oder 
die unbedeckte Bodenflache gelangen (post-directed, lay-by) . 

10 

Die Aufwandmengen an Verbindung der Formel I betragen je nach 
Bek^mpfungsziel, Jahreszeit, Zielpf lanzen und Wachstumsstadium 
0,001 bis 3/0, vorzugsweise 0,01 bis 1,0 kg/ha aktive Substanz 
(a,S. ) • 

15 

Zur Verbreiterung des Wirkungsspektrums und zur Erzielung syner- 
gistischer Effekte konnen die 3-Heterocyclyl-substituierten 
Benzoylderivate der Formel I mit zahlreichen Vertretem anderer 
herbizider oder wachstumsregulierender Wirkstof fgruppen gemischt 

20 und gemeinsam ausgebracht werden. Beispielsweise kommen als 
Mischungspartner 1,2,4-Thiadiazole, 1, 3, 4-Thiadiazole, Amide, 
Aminophosphorsaure und deren Derivate, Amino triazole, Anilide, 
Aryloxy-/Heteroaryloxyalkans3.uren und deren Derivate, Benzoesaure 
und deren Derivate, Benzothiadiazinone, 2- (Hetaroyl/Aroyl) -1,3- 

25 cyclohexandione, Heteroaryl-Aryl-Ketone, Benzylisoxazolidinone, 
meta-CF3-Phenylderivate, Carbamate, Chinolincarbonsaure und 
deren Derivate, Chloracetanilide, Cyclohexenonoximetherderivate, 
Diazine, Dichlorpropionsaure und deren Derivate, Dihydrobenzo- 
furane, Dihydrof uran-3-one, Dinitroaniline, Dinitrophenole, 

30 Diphenyl ether, Dipyridyle, Halogencarbonsauren und deren 

Derivate, Harnstoffe, 3-Phenyluracile, Imidazole, Imidazolinone, 
N-Phenyl-3, 4, 5, 6-tetrahydrophthalimide, Oxadiazole, Oxirane, 
Phenole, Aryloxy- und Heteroaryloxyphenoxypropionsaureester, 
Phenyl essigsaure und deren Derivate, 2-Phenylpropionsaure und 

35 deren Derivate, Pyrazole, Phenylpyrazole, Pyridazine, Pyridin- 
carbonsaure und deren Derivate, Pyrimidylether, Sulfonamide, 
Sulf onylhamstof f e, Triazine, Triazinone, Triazolinone, Triazol- 
carboxamide und Uracile in Betracht* 

40 AuBerdem kann es von Nutzen sein, die Verbindungen der Formel I 
allein oder in Kombination mit anderen Herbiziden auch noch mit 
weiteren Pflanzenschutzmitteln gemischt, gemeinsam auszubringen, 
beispielsweise mit Mitteln zur Bekampfung von Schadlingen oder 
phytopathogenen Pllzen bzw, Bakterien. Von Interesse ist ferner 

45 die Mischbarkeit mit Mineralsalzlosungen, welche zur Behebung von 
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Ernahrungs- und Spurenelementraangeln eingesetzt werden* Es konnen 
auch nichtphytotoxische 6le und 6lkonzentrate zugesetzt werden. 

Anwendungsbe i spi e 1 e 

5 

Die herbizide Wirkung der 3-Heterocyclyl-substituierten Benzoyl- 
derivate der Formel I lieB sich durch die folgenden Gewachshaus- 
versuche zeigen: 

10 Als Kulturgef afle dienten Plastikblumentopf e mit lehmigem Sand mit 
etwa 3,0 % Humus als Substrat. Die S amen der Testpflanzen wurden 
nach Arten getrennt eingesSt, 

Bei Vorauf laufbehandlung wurden die in Wasser suspendierten Oder 
15 emulgierten Wirkstof fe direkt nach Einsaat mittels fein ver- 
teilender Dusen aufgebraeht. Die GefSBe vairden leicht beregnet, 
um Keimung und Wachstum zu fordern, und anschlieBend mit durch- 
sichtigen Plastikhauben abgedeckt, bis die Pflanzen angewachsen 
waren. Diese Abdeckung bewirkt ein gleichmaBiges Keimen der Test- 
20 pflanzen, sof em dies nicht durch die Wirkstof fe beeintrachtigt 
wurde. 

Zum Zweck der Nachauf laufbehandlung wurden die Testpflanzen 
je nach Wuchsform erst bis zu einer Wuchshohe von 3 bis 15 cm 

25 angezogen und erst dann mit den in Wasser suspendierten oder 

emulgierten Wirkstof fen behandelt- Die Testpflanzen wurden dafur 
entweder direkt gesat und in den gleichen Gef aSen aufgezogen 
Oder sie wurden erst als Keimpf lanzen getrennt angezogen und 
einige Tage vor der Behandlung in die Versuchsgef aBe verpflanzt. 

30 Die Aufwandmenge fur die Nachauf laufbehandlung betrug 31,2 bzw. 
15,6 g/ha a.S. (aktive Sxibstanz) • 

Die Pflanzen wurden artenspezif isch bei Temperaturen von 10 bis 
25'=»C bzw, 20 bis 35^C gehalten. Die Versuchsperiode erstreckte 
35 sich uber 2 bis 4 Wochen. WShrend dieser Zeit wurden die Pflanzen 
gepflegt, und ihre Reaktion auf die einzelnen Behandlungen wurde 
ausgewertet. 

Bewertet wurde nach einer Skala von 0 bis 100. Dabei bedeutet 100 
40 kein Aufgang der Pflanzen bzw. vollige Zerstdrung zumindest der 
oberirdischen Teile und 0 keine Schadigung oder normaler 
Wachs turns verl auf . 



45 
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Die in den Gewachshausversuchen verwendeten Pflanzen setzten sich 
aus folgenden Arten zusammen: 



10 



Lateinischer Name 


Deutscher Name 


Englischer Name 


Chenopodium album 


Weifler Gansefufl 


lambs quarters 
(goosefoot) 


Setaria faberii 


Borstenhirse 


giant foxtail 


Sinapsis alba 


weiBer Senf 


white mustard 


Solanum nigrum 


Schwarzer Nachtschatten 


black nightshade 


Triticum aestivum 


Winterweizen 


winter wheat 


Zea mays 


Mais 


Indian com 



Bei Aufwandrnengen von 31,2 bzw. 15,6 g/ha zeigte die Verbindung 
15 3.33 (Tabelle 3) im Nachauflauf eine sehr gute Wlrkung gegen die 
oben genannten mono- und dicotylen Schadpflanzen und gute Ver- 
traglichkeit in Winterweizen und Mais. 

20 



25 



30 



35 



40 



45 
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Patentanspriiche 



3-Heterocyclyl-substituierte Benzoylderivate der Formel I 



Rl5 



0 




I 



15 Ri, R2 

20 

R3 

R4, R5 

25 
30 
35 

40 Oder 



Le Variablen folgende Bedeutungen haben: 

Wasserstoff , Nitro, Halogen, Cyano, Ci-Ce-Alkyl, 
Ci - Ce - Halogenalky 1 , Ci - Ce - Alkoxy , Ci - - Halogenalkoxy , 
Ci-Ce-Alkylthio, Ci-Cs- Halogenalky Ithio, Ci-Ce-Alkyl- 
sulfinyl, Ci-Cs-Halogenalkylsulf inyl, Ci-Cs-Alkyl- 
sulfonyl Oder Ci-Cs-Halogenalkylsulfonyl; 

Wasserstoff, Halogen oder Ci-Ce-Alkyl; 

wasserstoff. Halogen, Cyano, Nitro, Ci-C4-Alkyl, 

Ci-C4-Alkoxy-Ci-C4-alkyl, Di- (Ci-C4-alkoxy) -C1-C4- 

alkyl, Di- (Ci-C4-alkyl) -amino-Ci-C4-alkyl, 

t2,2-Di- (Ci-C4-alkyl) -hydrazino-1] -Ci-C4-alkyl, 

Ci - Ce -Alkyliminooxy-Ci -C4 - alkyl , Ci -C4 -Alkoxycarbonyl- 

Ci-C4-alkyl, Ci - C4 -Alkyl thio-Ci-C4" alkyl, 

Ci-C4-Halogenalkyl, Ci-C4-Cyanoalkyl, Ca-Cs-Cyclo- 

alkyl, Ci-C4-Alkoxy, Ci-C4-Alkoxy-C2-C4-alkoxy, 

Ci -C4 -Halogenalkoxy , Hydroxy, Ci -C4 -Alkylcarbonyloxy, 

C1-C4- Alkyl thio, C1-C4 -Halogenalkylthio, 

Di- {C1-C4 -alkyl) -amino, COR^, Phenyl oder Benzyl, wo- 

bei die beiden letztgenannten Substituenten partiell 

Oder vollstSndig halogeniert sein konnen und/oder 

eine bis drei der folgenden Gruppen tragen konnen: 

Nitro, Cyano, Ci-C4-Alkyl, Ci -C4 -Halogenalkyl, 

Ci-C4-Alkoxy Oder Ci-C4-Halogenalkoxy; 



r5 bilden gemeinsam eine C2-C6-Alkandiyl-Kette, die 
ein- bis vierfach durch C1-C4 -Alkyl substituiert 
sein kann und/oder durch Sauers toff oder einen ge- 
gebenenfalls C1-C4 -Alkyl subs tituier ten Stickstoff 
unterbrochen sein kann; 
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Oder 
r4 und 

5 

10 

R7 
R8 

15 X 

y 

R9, R12 

20 

Rio, Rll, 

25 Oder 

r4 und R9 

30 

RlS 

35 
40 



bilden gemeinsam mit dem zugehorigen Kohlenstof f 
eine Carbonyl* oder eine Thiocarbonylgruppe; 



Wasserstoff, Ci-C4-Alkyl, Ci-C4-Halogenalkyi; 
Cx-C4-Alkoxy, Ci"C4-Alkoxy-C2-C4-alkoxy, 
Ci -C4 -Halogenalkoxy, C3 -C6 -Alkenyloxy , 
Ca-Ce-Alkinyloxy oder NR'^R^; 

Wasserstoff oder Cl-C4■•Alkyl; 
Cl-C4-Alkyl; 

S, NR5, CO Oder CR^or^I; 
O, S, NRl2, CO Oder CR13r14; 
Wasserstoff Oder Ci-C4-Alkyl; 

Ri3, r14 wasserstoff, Ci-C4"Alkyl/ Ci -C4 -Halogen- 
alkyl, Ci-C4-Alkoxycarbonyl, Ci-C4-Halogenalkoxy- 
carbonyl oder CONR'^R^; 



Oder R* und R^^ oder R^ und R^^ oder R^ und R^^ 
bilden gemeinsam eine C2-C6-Alkandiyl-Kette, die 
ein- bis vierfach durch Ci-C4-Alkyl substituiert 
sein kann und/oder durch Sauerstof f oder einen ge- 
gebenenfalls Ci-C4-Alkyl substituierten Stickstoff 
unterbrochen sein kann; 

ein in 4-Stellung verknupftes Pyrazol der 
Formel II 




Rl6. 



Z 



wobei 



45 



Ri^ d-Ce-Alkyl; 
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Z H Oder S02R^'^; 

Ri7 Ci-C4-Alkyl, Ci-C4-Halogenalkyl, Phenyl 

Oder Phenyl das pa^tiell Oder vollstandig 

halogeniert ist und/oder eine bis drei der 

folgenden Gruppen tragt: 

Nitro, Cyano, Ci-C4-Alkyl, C1-C4 -Halogen- 

alkyl, Ci-C4-Alkoxy oder Ci"C4-Halogen- 

alkoxy; 



Ri8 Wasserstoff Oder Ci-Ce -Alkyl 

bedeuten; 

15 wobei X und Y nicht gleichzeitig fur Schwefel stehen; 

und 

mit Ausnahme von 4-[2-Chlor-3-(4,5-dihydroisoxazol-3-yl)- 
20 4 -methylsulf onyl -benzoyl] - 1 - ethyl - 5 - hydroxy- IH -pyrazol , 

4- [2-Chlor-3- (4, 5-dihydroisoxazol-3 -yl) -4-methylsulf onyl- 
benzoyl] - 1 , 3 -dimethyl- 5 -hydroxy- IH-pyrazol , 
4- [2-Chlor-3- (5-cyano*4, 5-dihydroisoxazol-3-yl) - 4 -methyl- 
sulf onyl -benzoyl] - 1 , 3 - dimethyl - 5 -hydroxy- IH-pyrazol , 
25 4- t2-Chlor-3- (4, 5-dihydrothiazol-2-yl) -4-methylsulfonyl- 

benzoyl] -1,3 -dimethyl- 5 -hydroxy- IH-pyrazol \md 
4- [2 -Chlor-3- (thiazolin-4, 5-dion-2-yl) - 4 -methylsulf onyl - 
benzoyl] -1,3 -dimethyl -5 -hydroxy- IH -pyrazol? 

30 sowie deren landwirtschaf tlich brauchbaren Salze. 

2, 3-Heterocyclyl-substituierte Benzoylderivate der Formel I 
nach Anspruch 1 in der die Variablen f olgende Bedeutungen 
haben: 

35 

R^, r2 Wasserstoff, Nitro, Halogen, Cyano, Ci-Ce -Alkyl, 

Ci-Cs-Halogenalkyl, Ci-Ce-Alkoxy, Ci-Ce-Halogenalkoxy, 
Ci -Ce- Alkyl thio, Ci-Ce-Halogenalkylthio, Ci-Ce -Alkyl - 
sulfinyl, Ci-Ce-Halogenalkylsulf inyl, Ci-Ce-Alkyl- 
40 sulfonyl oder Ci-Cs-Halogenalkylsulfonyl; 

r3 Wasserstoff, Halogen oder Ci-Ce -Alkyl; 

r5 Wasserstoff, Halogen, Cyano, Nitro, C1-C4 -Alkyl, 
45 Ci-C4-Alkoxy-Ci-C4-alkyl, Di- (Ci-C4-alkoxy) -€1-04- 

alkyl, Di- (C1-C4- alkyl) -amino -C1-C4- alkyl, 
[2,2-Di- (Ci-C4-alkyl) -hydrazine- 1] -Ci-C4-alkyl, 
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Ci - Ce - Alkyliminooxy- Ci * C4 - alkyl , Ci - C4 - Alkoxycarbony 1 - 
Ci-C4-alkyl, Ci-C4-Alkylthio-Ci-C4- alkyl, 
Ci-Ci-Halogenalkyl, Ci-C4-Cyanoalkyl, Ca-Ca-Cyclo- 
alkyl, Ci-C4-Alkoxy, Ci-C4-Alkpxy-C2-C4-alkoxy, 
5 Ci -C4-Halogenalkoxy, Ci-C4-Alkylthio, Ci -C4- Halogen - 

alkyl thio, Di- (C1-C4- alkyl) -amino, COR^, Phenyl Oder 
Benzyl, wobei die beiden letztgenannten Substituenten 
partiell Oder vollstandig halogeniert sein k6nnen 
und/oder eine bis drei der folgenden Gruppen tragen 
10 k6nnen: 

Nitro, Cyano, Ci-C4-Alkyl, Ci-C4-Halogenalkyl, 
Ci-C4-Alkoxy Oder Ci-C4-Halogenalkoxy; 

Oder 

15 

R* und bilden gemeinsam eine Ca-Cg-Alkandiyl-Kette, die 
ein- bis vierfach durch C1-C4- Alkyl substituiert 
sein kann und/oder durch Sauerstof f Oder einen ge- 
gebenenfalls Ci-C4- Alkyl subs tituier ten Stickstoff 
20 unterbrochen sein kann; 

Oder 

r4 und r5 bilden gemeinsam mit dem zugehorigen Kohlenstoff 
25 eine Carbonyl- oder eine Thiocarbonylgruppe; 

r6 Ci-C4-Alkyl, Ci-C4-Halogenalkyl, Ci-C4-Alkoxy, 

Ci-C4-Alkoxy-C2-C4-alkoxy, Ci-C4-Halogenalkoxy, 
Ca-Ce-Alkenyloxy, Ca-Ce-Alkinyloxy oder NR'^R^; 

30 

r7 Wasserstoff oder C1-C4 -Alkyl; 

RB Ci-C4-Alkyl; 
35 X O, S, NR9, CO Oder CR^OR^i; 

Y O, S, NRi2, CO Oder CR^^R^^; 

R^, r12 Wasserstoff oder C1-C4 -Alkyl; 



40 



Rio, Rii, Ri3, Ri4 Wasserstoff, Ci-C4-Alkyl, Ci-C4-Halogen- 
alkyl, Ci-C4-Alkoxycarbonyl, Ci-C4-Halogenalkoxy- 
carbonyl Oder CONR'^R^; 



45 Oder 
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r4 und Oder und R^o oder R^ und R^2 oder R^ und R^^ 

bilden gemeinsam eine C2-C6-Alkandiyl-Kette, die 
ein- bis vierfach durch Ci-C4-Alkyl substituiert 
sein kann und/oder durch Sa^iers toff oder einen ge- 
gebenenfalls Ci-C4-Alkyl siibstituierten Stickstoff 
unterbrochen sein kann; 

r15 ein in 4-Stellung verknupftes Pyrazol der 

Formel II 



Rl8 



15 Rl6 I 

wobei 

Rl€ Ci-Ce-Alkyl; 
Z H Oder SOaR^'^; 



r17 Ci-C4-Alkyl, Ci-C4-Halogenalkylv Phenyl 

Oder Phenyl das partiell oder vollstandig 
25 halogeniert 1st und/oder eine bis drei der 

folgenden Gruppen trSLgt: 
Nitro, Cyano, Ci-C4-Alkyl, C1-C4 -Halogen - 
alkyl, Ci-C4-Alkoxy oder Ci-C4-Halogen- 
alkoxy; 

30 

Ri8 Wasserstoff Oder Ci'Ce-Alkyl 

bedeuten; 

35 wobei X und Y nicht gleichzeitig fur Sauerstoff oder Schwefel 

stehen; 

und 

40 mit Ausnahme von 4- [2-Chlor-3- {4, 5-dihydroisoxazol-3-yl) - 

4-inethylsulf onyl-benzoyl] - 1 -ethyl -5 -hydroxy- IH- pyrazol, 
4- [2-Chlor-3- (4,5-dihydroisoxazol-3-yl) - 4 -methylsu If onyl- 
benzoyl] - 1 , 3 -dimethyl - 5 -hydroxy- IH -pyrazol , 
4- [2-Chlor-3- (5-cyano-4, 5-dihydroisoxazol-3-yl) -4-methyl- 

45 sulf onyl -benzoyl] -1,3- dimethyl - 5 - hydroxy - IH- pyrazol , 

4- [2-Chlor-3- (4, 5-dihydrothiazol-2-yl) -4 -methylsulf onyl- 
benzoyl] -1/ 3 -dimethyl-5-hydroxy-lH-pyrazol und 
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4- t2-Chlor-3- { thiazolin-4, 5-dion-2 -yl) -4-methylsulf onyl- 
benzoyl] - 1,3 -dimethyl -5 -hydroxy- IH-pyrazol; 



5 



sowie deren landwirtschaf tlich brauchbaren Salze. 

3, s-Heterocyclyl-substituierte Benzoylderivate der Forme II 
nach Anspruch 1 oder 2, wobei Wasserstoff bedeutet. 

4. 3.Heterocyclyl-substituierte Benzoylderivate der Formel I 
10 nach den Anspruchen 1 bis 3, wobei 

r1,r2 Nitro, Halogen, Cyano, Ci-Ce-Alkyl, Ci -Ce -Halogen- 

alkyl, Ci-Ce-Alkoxy, d-Ce-Halogenalkoxy, 
Ci-Ce-Alkylthio, Ci-Ce-Halogenalkylthio, 
15 Ci-Ce-Alyklsulf inyl, Cx-Ce-Halogenalkylsulf inyl, 

Ci-Ce-Alkylsulfonyl Oder Ci-Ce-Halogenalkyl- 
sulfonyl; 



20 



bedeuten . 



5. 3-Heterocyclyl-substituierte Benzoylderivate der Formel I 
nach den Anspruchen 1 bis 4, wobei Z fur SO2RI'' steht^ 



6- 3-Heterocyclyl-substituierte Benzoylderivate der Formel I 
25 nach den Anspriichen 1 bis 4, wobei Z fur Wasserstoff steht. 

7. 3.Heterocyclyl-substituierte Benzoylderivate der Formel I 
nach den Anspruchen 1 bis 4 oder 6, wobei X fur Sauerstoff 
und Y fur CR^^R^* stehen. 

30 

8. 3-Heterocyclyl-substituierte Benzoylderivate der Formel I 
nach den Anspruchen 1 bis 4 oder 6 oder 7, wobei 

r4 Halogen, Nitro, Ci-C4-Alkyl, Ci-C4-Alkoxy- 

35 Ci-C4-alkyl, Ci-C4-Alkoxycarbonyl-Ci-C4-alkyl, 

Ci-C4-Alkylthio-Ci-C4-alkyl, Ci-C4-Halogenalkyl, 
Ci-C4-Cyanoalkyl, , Ca-CB-Cycloalkyl, Ci-C4-Alkoxy, 
Ci-C4-Alkoxy-C2-C4-alkoxy, Ci-C4-Halogenalkoxy, 
Ci-C4-Alkylthio, Ci-C4-Halogenalkylthio, 
40 Di- (Ci-C4-alkyl) -amino, COR^, Phenyl oder Benzyl, 

wobei die beiden letztgenannten Substituenten 
partiell oder vollstandig halogeniert sein konnen 
und/oder eine bis drel der folgenden Gruppen 
tragen kSnnen: 

45 Nitro, Cyano, Ci-C4-Alkyl, C1-C4 -Halogenalkyl, 

Ci-C4-Alkoxy Oder Ci-C4-Halogenalkoxy; 
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Wasserstoff oder Ci-C4-Alkyl; 



Oder 



und R5 



10 



Oder 



bilden gemeinsam eine Ca-Ce-Alkandiyl-Kette, die 
ein- bis vierfach durch Ci-C4-Alkyl substituiert 
sein kann und/oder durch Sauerstoff Oder einen ge- 
gebenenfalls Ci-C^-Alkyl substituierten Stickstoff 
unterbrochen sein kann; 



15 



r5 und R^^ bilden gemeinsam eine C2-C6-Alkandiyl-Kette, die 
ein- bis vierfach durch Ci-C4-Alkyl substituiert 
sein kann und/oder durch Sauerstoff Oder einen ge- 
gebenenfalls Ci-C4-Alkyl substituierten Stickstoff 
unterbrochen sein kann; 



20 



9- 



25 



bedeuten, 

3-Heterocyclyl-substituierte Benzoylderivate der Formel I 
nach den Anspruchen 1 bis 4 oder 6 bis 8, wobei 



r4 



Ci-C4-Alkyl, Ci-C4-Halogenalkyl, Ci-C4-Alkoxy- 
carbonyl Oder CONR'^rS; 



R5 



Wasserstoff oder Ci-C4-Alkyl; 



30 



35 



Oder 



r4 und RS 



bilden gemeinsam eine C2-C6-Alkandiyl-Kette, die 
ein- bis vierfach durch Ci-C4-Alkyl substituiert 
sein kann und/oder durch Sauerstoff oder einen ge- 
gebenenfalls Ci-C4-Alkyl substituierten Stickstoff 
unterbrochen sein kann; 



Oder 



r5 und R^^ bilden gemeinsam eine Ca-Cs-Alkandiyl-Kette, die 
40 ein- bis vierfach durch Ci-C4-Alkyl substituiert 

sein kann und/oder durch Sauerstoff oder einen ge- 
gebenenfalls Ci-C4-Alkyl substituierten Stickstoff 
unterbrochen sein kann; 



45 bedeuten. 
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10. 3-Heterocyclyl-substituierte Benzoylderivate der Formel I 
nach den Anspruchen 1 bis 4 oder 6 oder 7, wobei und 
fur Wasserstoff stehen. 

t 

5 11- 3-Heterocyclyl-substituierte Benzoylderivate der Formel I 
nach den Anspruchen 1 bis 4 oder 6 oder 7 oder 10, wobei 
RiB fur Wasserstoff steht. 

12. 4- [2-Chlor-3- (4,5-dihydroisoxazol-3-yl) -4-methylsulf onyl- 
10 benzoyl] -1 -methyl -5 -hydroxy- IH-pyrazol. 

13. Landwirtschaf tlich brauchbare Salze von 4- [2-Chlor-3- (4,5- 
dihydroisoxazol-3-yl) - 4 -me thylsulfonyl -benzoyl] -l-methyl-5- 
hydroxy- IH -pyrazol , 

.15 

14. 3-Heterocyclyl-substituierte Benzoylderivate der Formel I 
nach den Anspruchen 1 bis 4 oder 6, wobei 



20 



X S, NR9, CO Oder CRlORil; 
oder 

Y 0, S, NR^2 Oder CO; 
25 bedeuten. 

15. 3-Heterocyclyl-substituierte Benzoylderivate der Formel I 
nach den Anspriichen 1 bis 4 oder 6 oder 14, wobei R^^ fur 
Wasserstoff steht. 

30 

16. 3-Heterocyclyl-substituierte Benzoylderivate der Formel I 
nach den Anspruchen 1 bis 4 oder 6 oder 14, wobei 

R^ Halogen, Cyano, Nitro, C1-C4- Alley 1/ C1-C4- Allcoxy- 

35 Ci-C4-al]cyl, Ci-C4-Alkoxycarbonyl-Ci-C4-allcyl, 

Ci - C4 - Alkyl thio-Ci-C4- alley 1, Ci -C4 -Halogenallcyl, 
Ci-C4-Cyanoalkyl; Ca-Cs-Cycloalkyl, C1-C4 -Alkoxy, 
Ci-C4-Alkoxy-C2-C4-alkoxy, Ci-C4-Halogenalkoxy, 
Ci"C4-Alkylthio, Ci -C4 -Halogenalkylthio, 
40 Di- (Ci-C4-alkyl) -amino, COR^, Phenyl oder Benzyl, 

wobei die beiden letztgenannten Substituenten 
partiell oder vollstandig halogeniert sein konnen 
und/oder eine bis drei der folgenden Gruppen 
tragen konnen: 

45 Nitro, Cyano, Ci-C4-Alkyl, Ci-C4-Halogenalkyl, 

Ci-C4-Alkoxy Oder Ci-C4-Halogenalkoxy; 
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r5 Was sers toff oder Ci-C4-Alk:yl; 

Oder 

t 

5 r4 und r5 bilden gemeinsam eine C2-C6 -Alkandiyl-Kette, die 

ein- bis vierfach durch Ci-C4-Alkyl substituiert 
sein kairn und/oder durch Sauerstoff oder einen ge- 
gebenenfalls Ci-C4-Alkyl substituierten Stickstoff 
unterbrochen sein kann; 



10 



Oder 



r4 und Oder R^ und R^o oder R^ und R^2 oder R^ und R^^ 

bilden gemeinsam eine C2-C6 -Alkandiyl-Kette, die 
15 ein- bis vierfach durch C1-C4- Alky 1 substituiert 

sein kann und/oder durch Sauerstoff oder einen ge- 
gebenenfalls Ci-C4-Alkyl sxibstituierten Stickstoff 
unterbrochen sein kann; 

20 Rl8 Ci-Cfi-Alkyl; 

bedeuten* 

17. Verfahren zur Herstellung von 3 -Heterocyclyl- substituierten 
25 Benzoylderivaten der Pormel I gemcLS Anspruch 1, dadurch ge- 

kennzeichnet, dafl man das Pyrazol der Formel II mit Z = 
wobei die Variablen R^^ und R^^ die unter Anspruch 1 genannten 
Bedeutungen haben, 

30 Ri8 



N-^N-^^ II (mit Z = H) 

I OH 



Rl6 



35 



mit einer aktivierten Carbonsaure Ilia oder mit einer Carbon- 
saure IIip, 



40 



45 
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wobei die Variablen bis R^, X und Y die unter Anspruch 1 
genannten Bedeutungen haben und fur eine nucleophil ver- 
drangbare Abgangsgruppe steht, acyliert und das Acylierungs- 
produkt, gegebenenf alls in Gegenwart ^ines Katalysators, zu 
5 den Verbindungen I (mit Z = H) umlagert und gewunschtenf alls 

zur Herstellung von 3-Heterocyclyl-substituierten Benzoyl- 
derivaten der Formel I mit Z = S02R^'^ mit einer Verbindung der 
Formel V, 



10 



15 



l2 — soaR^'^ V 

wobei R^'' die unter Anspruch 1 genannte Bedeutung hat und 
l2 fur eine nucleophil verdrangbare Abgangsgruppe steht, 
umsetzt. 

18. 3-Heterocyclyl-substituierte Benzoesaurederivate der 
Formel 111, 



20 




25 III 

wobei R^^ fur Hydroxy oder einen abhydrolysierbaren Rest 
steht und die Variablen R^ bis R^, X und Y die unter den 
Anspruchen 1 bis 16 genannte Bedeutung haben, mit Ausnahme 
30 von 2-Chlor-3- (4, 5-dihydroisoxazol-3-yl) -4-methylsulf onyl - 

benzoesduremethylester, 2-Chlor"3- (4, 5-dihydrooxazol-2-yl) - 
4-methylsulf onylbenzoesauremethylester und 2, 4-Dichlor-3- 
(5 -raethylcarbonyloxy-4 , 5 -dihydroisoxazol -3 -yl) -benzoesaure- 
methylester. 



35 



40 



45 



19/ 3 -Heterocyclyl-substituierte Benzoesaurederivate der 

Formel III nach Anspruch 18, wobei die Variablen R^ bis R^, 
X und Y die unter den Anspruchen 2 bis 16 genannte Bedeutung 
haben. 

20. 3 -Heterocyclyl-substituierte Benzoesaurederivate der 
Formel III nach den Anspruchen 18 oder 19, wobei 

Ri9 Halogen, Hydroxy oder Ci-Cg-Alkoxy 

bedeutet. 
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21. Mittel, enthaltend eine herbizid wirksame Menge mindestens 
eines 3-Heterocyclyl-substituierten Benzoylderivats der 
Formel I Oder eines landwirtschaf tlich. brauchbaren Salzes 
von I gemaB den Anspruchen 1 bis 16, und fur die Formulierung 

5 von Pf lanzenschutzmitteln ubliche Hilf smittel. 

22. Verfahren zur Herstellung von Mitteln gemafi Anspruch 21, 
dadurch gekennzeichnet, daB man eine herbizid wirksame 
Menge mindestens eines 3-Heterocyclyl-substituierten Benzoyl- 

10 derivats der Forroel I Oder eines landwirtschaf tlich brauch- 
baren Salzes von I gemSfl den Anspruchen 1 bis 16 und fur die 
Formulierung von Pf lanzenschutzmitteln ubliche Hilf smittel 
mischt - 

15 23. Verfahren zur Bekcimpfung von unerwiinschtem Pf lanzenwuchs, 
dadurch gekennzeichnet, dafi man eine herbizid wirksame 
Menge mindestens eines 3-Heterocyclyl-substituierten Benzoyl- 
derivats der Formel I oder eines landwirtschaf tlich brauch- 
baren Salzes von I gemctfl den Anspriichen 1 bis 16, auf , 

20 Pflanzen, deren Lebensraum und/oder auf Samen einwirken laflt. 

24. Verwendung der 3-Heterocyclyl-substituierten Benzoylderviate 
der Formel I und deren landwirtschaf tlich brauchbaren Salze 
gemas den Anspruchen 1 bis 16 als Herbizide. 

25 



30 



35 



INTE3lNATIONAL-jf- Rl 




RCHENBERICHT 



Angaben zu VeroffentliciuiriL^en. die zur selben Patentfamllie gehoren 




Inter ^ "^^aias Aktenzeichen 

PCT/EP .98/00069 



Im Recherchenbericht 
angefuhrtes Patentdokument 



Datum der 
Veroffentlichung 



Mitglied(er) der 
Patentfamilie 



Datum der 
Veroffentlichung 



FR 2316235 



CH 
DE 
GB 
US 



601251 A 
2627223 A 
1481161 A 
4070536 A 



30-06-1978 
30-12-1976 
27-07-1977 
24-01-1978 



FfirmhlnW PnT/ISA/210 f Anhann Pftt^nftamitie^duli 19921 



INTERNATION^lPfct RECHERCHENBERICHT 

Angabsn zu Veroffentlichunyu.t. die zur selbenPatentfamilie gehoren 



7J;,Tjr ■ lalea Aktenzeichen 

PCT/EP 98/00069 



Im Recherchenbericht 


Datum der 


Mjtglied(er) der 


Datum der 


angefuhrtes Patentdokument 


Ver6ffentlichung 


Patentfamilie 


Verciffentlichung 



MO 9626206 


A 


29- 


-08- 


-1996 


AU 


4665596 


A 


11-09-1996 












CA 


2210693 


A 


29-08-1996 












EP 


0811007 


A 


10-12-1997 












FI 


973471 


t A 


22-08-1997 












LT 


97145 


J « f w 


26-01-1998 












NO 


973861 


A 


22-10-1997 












PL 


322277 


A 


19-01-1998 


EP 0203428 


A 


03- 


-12- 


-1986 


JP 


61257974 


A 


15-11-1986 












JP 


1902599 


c 


08-02-1995 












JP 


6025133 


B 


06-04-1994 












JP 


62053971 


A 


09-03-1987 












AU 


5735886 


A 


13-11-1986 

X wf XX X ^ U V 












CA 


1283116 


A 


16-04-1991 












US 


4744815 


A 


. X / V X 7 UO 


OE 2513750 


A 


09- 


-10- 


■1975 


JP 


1001829 


c 


19-06-lQfin 












JP 


50126830 


A 


06-ifi-iQ7n 












JP 


54036648 


B 


1 n_1 1-1Q7Q 

XU IX X^/j 












AU 


7934175 


A 


CO Uj iJ/U 












CA 


1077944 


A 














CA 


1069329 


A 














CA 


1075030 


A 


00-04-1 QQn 












FR 


2274219 


A 


0Q-O1--1Q7f; 












GB 


1463473 


A 


02-02-1977 












US 


4414392 


A 


08-11-1983 












US 


430129"^ 


A 


1 7-1 1 ™1 QQ1 












us 


4508910 


A 














us 


4063925 


A 


£>V/ IC. i.j 1 I 












us 


4687858 


A 


i Q_0fl-1QQ7 












us 


4146726 


A 


27-0'^-1Q7Q 












us 


4261729 


A 


1 4-04-1 Qfti 


FR 2316235 


A 


28- 


•01- 


1977 


JP 


1202059 


C 


25-04-1984 












JP 


52000265 


A 


05-01-1977 












JP 


58035187 


B 


01-08-1983 












JP 


1270923 


C 


25-06-1985 












JP 


52000266 


A 


05-01-1977 












JP 


58035188 


B 


01-08-1983 












BR 


7603968 


A 


22-03-1977 



Formblan PCT/lSA/210{Anhang Patentfamilie) (Jul! t992) 



INTERNATIONALER 



CHENBERICHT 




Inter ^•Wiaies Aktenzelchen 

PCT/EP 98/00069 



A. KLASSIFIZIERUNG DES ANMELOUNGSGEGENST ANDES 

IPK 6 261:00) 



Nach dar Internationalen Patent klassffikation (IPK) Oder nach der natronalen Klassifikation und derlPK 



B. RECHERCHIERTE GEBIETE 



Recherchiertar MindGstprufstotf (Klassifikationssystem und Ktassifikationssymbole ) 



Recherctiterta abar nicht zum Mindestprufstoff gehorende Ve rotten tlichungan. soweit disss unter die recherchierten Gebiete (allsn 



warirand dsr internationalen Recherche konsuttierte elektronische Oatenbank (Name der Datenbank und evtl. verwendete Suchbegritfe) 



C. ALS WESENTLICH ANGESEHENE UNTERLAGEN 



Katagorie' Bezeichnung der Verotfentlichung, sowelt ertorderllch unter Angabe der In Betracht kommendan Telle 



Betr. Anspruch Nr. 



□ 



Weltere Veroffentlichungen sind der Fortsetzung von Feld C zu 
entnehmsn 



□ 



Sfehe Anhang Patentfamille 



* Besondere Kategorlen von angegebenen Veroffentlichungen T' 

"A" Verotfentlichung, die den allgemelnan Stand der Technik deflniert. 
aber nicht als besondars bsdeutsam anzusehen ist 

"E" alteres Ookument, daa jedoch erst am odsr nach dem internationalen 

Anmeldedatum verdffentllcht worden ist -j^. 

"L" Verotfentlichung, die geeignet ist, einen Prloritatsanspruch zweifelhaft er- 
scheinen zu tassen, oder durch die das Var6tfsntlichungsdatum einer 
anderen im Recherchenbericht genannten Veroftentlichung belegt werden »y 
sol! Oder die aus einem anderen besonderen Grund angegeben ist (wl© 
ausgefuhrt) 

"O" Veroffenttichung. die sich auf eine mundliche Otfenbarung. 

sine Benutzung. eine Ausstellung Oder andere Mafinahmen bezieht 
"P" Veriiffentltchung. die vor dem internationalen Anmeldedatum. aber nach 

dem beanspruchtan Prioritatsdatum veroffentlichtworden Ist 



Spatere VeroHenttichung, die nach dem internationalen Anmeldedatum 
Oder dam Prioritatsdatum veroftentlicht worden ist und mit der 
Anmeldung nicht kollidiert, sondern nur zum Verstandnis des der 
Erfindung zugrundeliegenden Prinzips oder der ihr zugrundetiegenden 
Theorie angsgeben 1st 
' Veroffentlichung von besonderer Badeutung: die beanspruchte Erfindung 
kann allein auf grund dieser Veroffenttichung nicht als neu oder auf 
erf inderischer Tatigkeit beruhend betrachtet werden 
' Verotfentlichung von besonderer Bedeutung;die beanspruchte Erfindung 
kann nicht als auf erfinderischer Tatigkeit bemhend betrachtet 
werden, wenn die Verotfentlichung mitsiner oder mehreren anderen 
Veroffentlichungen diesarKategorie in Verblndung gebracht wird und 
diese Verbindung fur einen Fachmann naheliagend ist 

&" Veroffenttichung, die Mitglied derselbenPatentfamilie ist 



Datum des Abschlusses der internationalen Recherche 



15. Mai 1998 



Absandedatum des internationalen Recherchenberichts 



Name und Postanschrift der Internationalen RecherchenbehOrde 
Europalsches Patentamt. P. B. 5818 Patentlaan 2 
NL-2280HVRiiswijk 
Tel. (+31-70) 340-2040, Tx. 31 651 epo nl, 
Fax: (+31-70) 340-3016 



Bevollmachtlgter eediensteter 



Henry, J 



Foimblatt PCT/ISA/210 (Blatt 2) (Juii 1992) 



il # 

INTERNATIONSBER RECHERCHENBERICHT ^iZ, onalesAktenzeichen 

PCT/EP 98/00069 



A. KtASSIFIZlEHUNG DES ANMELDUNGSGEGENSTANDES 

IPK 6 C07D413/10 A01N43/72 C07D498/10 C07D417/10 C07D261/04 

C07D291/04 C07D273/00 C07D263/10 C07D261/20 C07D277/10 

C07D277/34 C07D403/10 C07D419/10 //(C07D498/10, 311:00, 

Nach der internationalen Patentklassifikation (IPK) Oder nach dar nattonalen Klassifika tion und derlPK 

B. RECHERCHIERTE GEBIETE . 

Recherchierter Mindestpriifstoff (Klassifikattonssystem und Klassifikationssymbole ) t 

IPK 6 C07D AGIN 



Recherchierte aber nicht zum Mindestprufstoff gehdrende Veroffentlichungen, soweitdieseunier die recherchierten Gebiete fallen 



Wahrend der Internationalan Recherche konsultierte elektronische Datanbank (Name der Datenbank und evtt. verwendeta Suchbegriffe) 



C. ALS WESENTLICH ANQESEHENE UNTERLAGEN 



Kategorie'' 


Bezeichnung der Verotfentllchung, sowelt srforderlich unter Angabe der in Batrachtkommenden Telle 


Betr. Anspruch Nr. 


X 


WO 96 26206 A (BASF AG ) 29. August 1996 
In der Anmel dung erwahnt 
siehe Anspruche 


1-24 


A 


EP 0 203 428 A (NISSAN CHEMICAL IMD LTD) 
S.Dezember 1985 
siehe Anspruche 


1-24 


A. 


DE 25 13 750 A (SANKYO CO) 9.0ktober 1975 
siehe Anspruche 


1-24 




FR 2 316 235 A (SANKYO CO) 28.Januar 1977 
siehe das ganze Dokument 


.1-24 



□ 



Weltere Veroffentlichungen sind der Fortsetzungvon Feld C zu 
entnehmen 



El 



Siehe Anhang Patentfamliie 



"X 



' Besondere Kategorlen von angegebenen Veroffentlichungen 
'A" Varoftentlichung, die den allgemeinen Stand der Technik deflnlerl, 
aber nIcht als besonders bedeutsam anzuseheri ist 

"E" alleres Dokument, das iedoch erst am oder nach dem Internationalen 
Anmeldedatum verotfentlicht worden ist 

"L " Verdffentllchung, die geeignet ist, einen PrioritStsanspruch zweifelhaft er 
scheinen zu lassen, oder durch die das Verdffentlichungsdatum einer 
anderen Im Recherchenbericht genannten VarSffenttichung belegt werdan uy, 
soil Oder die a us einem anderen besonderen Grund angegeben ist (wie 
ausgetuhrt) 

"O" Veroffantllchung. die sich auf eine mundlicha Offenbarung, 

©ine Benutzung, eine Ausstellung oder andere MaOnahmen bezleht 
"P" Veroffentllchung, die vor dem internationalen Anmeldedatum, aber nach 
dem beanspruchtenPrtoritatsdatumveroffentlicht worden ist 



SpStere Veroftentlichung, die nach dem Internationalen Anmeldedatum 
Oder dem Prioritatsdatum vardffentllcht worden i3t und mit der 
Anmeldung nicht kollidlert, sondern nur zum VerstSndnis des der 
Erlindung zugrundeliegenden Prinzips oder der ihr zugrundellegenden 
Theorle angegeben ist 

Veroftentlichung von besonderer Bedeutung; die beanspruchte Erfindung 
kann allein aufgrund dieser Verdffentltchung nIcht als neu oder auf 
erf Inderischer Tatlgkeit beruhend betrachtet werden 

' Veroffentllchung von besonderer Bedeutung; die beanspruchte Erfindung 
kann nicht als auf erflnderlscherTatigkeit beruhend betrachtet 
werden, wenn die Veroffentllchung mitelner Oder mehreren anderen 
Vereffenttichungen dieser Kategorie in Verbindung gebracht wird und 
diese Verbindung fur eInen Fachmann nahellegend Ist 

Veroffentllchung, die Mitglied derselben Patentfamliie Ist . 



Datum des Abschlusses der internationalen Recherche 

15. Mai 1998 


Absendedatum des internationalen Recherchenberichts 

26/05/1998 


Name und Postanschritt der Internationalen flecherchenbahorde 
Europaischas Patentamt, P B. 5818 Palentlaan 2 
NL - 2280 HV Rijswijk 
Tel. (+31-70) 340-2040, Tx. 31 651 epo nl. 
Fax: (+31-70)340-3016 


Bevollmachtlgter Bediensteter 

Henry, J 



INTERNATION 



EARCH REPORT 



.nformatlon on patent family members 




Intei^^^nal Application No 

PCT/EP 98/00069 



Patent document 
cited in search report 



Publication 
date 



Patent family 
niember(s) 



Publication 
date 



FR 2316235 



CH 
OE 
GB 
US 



601251 A 
2627223 A 
1481161 A 
4070536, A 



30-06-1978 
30-12-1976 
27-07-1977 
24-01-1978 



Forni PCT/ISA/210 (patent tamily annex) (July 1992) 



INTERNA 



SEARCH REPORT 

.nfonnation on patent family members 



jnal Application No 

PCT/EP 98/00069 



Patent document 
cited in search report 



Publication 
date 



Patent family 
member(s) 



Publication 
date 



wu 




A 

A 


9Q- 


Uo 


.1 QQA 


AM 
AU 


4665596 


A 


1 1 _nck 1 nn£ 

ii-uy-iyyo 














CA 


2210693 


A 


29-08-1996 














EP 


0811007 


A 


10-12-1997 














FI 


973471, 


A 


22-08-1997 














LT 


97145 A, 8 


25-01-1998 














NO 


973861 


A 


22-10-1997 














PL 


322277 


A 


19-01-1998 


TP 

tr 




A 

A 




.1 0- 




IP 


61257974 


A 
















JP 


1902599 


C 


08-02-1995 














OP 


6025133 


B 


06-04-1994 














JP 


62053971 


A 


09-03-1987 














AU 


5735886 


A 


13-11-1986 














CA 


1283116 


A 


16-04-1991 














US 


4744815 


A 


M7-05-1988 


DE 


2513750 


A 


09- 


■10- 


■1975 


JP 


1001829 


C 


19-06-1980 














JP 


50126830 


A 


06-10-1975 














JP 


54036648 


B 


10-11-1979 














AU 


7934175 


A 


23-09-1976 














CA 


1077944 


A 


20-05-1980 














CA 


1069329 


A 


08-01-1980 














CA 


1075030 


A 


08-04-1980 














FR 


2274219 


A 


09-01-1976 














GB 


1463473 


A 


02-02-1977 














US 


4414392 


A 


08-11-1983 














US 


4301293 


A 


17-11-1981 














us 


4508910 


A 


02-04-1985 














us 


4063925 


A 


20-12-1977 














us 


4687858 


A 


18-08-1987 














us 


4146726 


A 


27-03-1979 














us 


4261729 


A 


14-04-1981 


FR 


2316235 


A 


28- 


-01- 


■1977 


JP 


1202059 


C 


25-04-1984 














JP 


52000265 


A 


05-01-1977 














JP 


58035187 


B 


01-08-1983 














JP 


1270923 


C 


25-06-1985 














JP 


52000266 


A 


05-01-1977 














JP 


58035188 B 


01-08-1983 














BR 


7603968 


A 


22-03-1977 



Form PCT/ISA/ZIO (patent family annex) (July 1992) 



INTERNATION 



EARCH REPORT 




A. CLASSIFICATION OF SUBJECT MATTER 

IPC 5 261:00) 



According to International Patent Classification (IPC) or to both national classification and IPC 



B. FIELDS SEARCHED 



Minimum documentation searched (classification system followed by classification symbols) 



Documentation searched other than minimum documentation to the extent that such documents are Included In the fields searched 



Electronic data base consulted during the international search (name of data base and, where practical, search terms used) 



C. DOCUIWENTS CONSIDERED TO BE RELEVANT 



Category ; Citation of document, with indication, where appropriate, of the relevant passages 



Relevant to claim f^o- 



□ 



Further documents are listed in the continuation of box C. 



Patent family members are listed in annex. 



" Special categories of cited documents : 

"A" document defining the general state of the art which is not 

considered to be of particular relevance 
"E" earlier document but published on or after the International 

filing date 

"L" document which may throw doubts on priority claim(3} or 
which is cited to establish the publication data of another 
citation or other special reason (as specified) 

"0" document referring to an oral disclosure, use. exhibition or 
other means 

"P" document published prior to the International filing date but 
later than the priority date claimed 



"T" later document published after the International filing date 
or priority date and not in conflict with the application but 
cited to understand the principle or theory underlying the 
invention 

-X" document of particular relevance: the claimed Invention 
cannot be considered novel or cannot be considered to 
involve an inventive step when the document is taken alone 

"Y" document of particular relevance; the claimed invention 

cannot be considered to involve an inventive step when the 
document is combined with one or more other such docu- 
ments, such combination being obvious to a person skilled 
in the art. 

document member of the same patent family 



Date of the actual completion of the international search 



15 May 1998 



Date of mailing of the international search report 



Name and mailing address of the ISA 

European Patent Office. P.B. 581 8 Patentlaan 2 
NL - 2280 HV Rijswijk 
Tel. (+31-70) 340-2040. Tx. 31 651 epo nl. 
Fax: (+31-70) 340-3016 



Authorized officer 



Henry, J 



Fonn PCT/ISA/210 (second sheet) (July 1 992) 



INTERNATWWAL SEARCH REPORT ]W .nal Application no 

PCT/EP 98/00069 



A. CLASSIFICATION OF SUBJECT MATTEfl 

IPC 6 C07D413/10 A01N43/72 C07D498/10 C07D417/10 C07D261/04 

C070291/04 C070273/00 C07D263/10 C070261/20 C070277/10 

C07D277/34 C07D403/10 C070419/10 //(C07D498/10, 311:00, 

According to International Patent Classification (IPC) or to botli national classification and IPC 



B. FIELDS SEARCHED 



Minimum documentation searched (classification system followed by classification symbols) 

IPC 6 C07D AOIN 



Documentation searched other than minimum documentation to the extent that such documents are included in the fields searched 



Electronic data base consufted during the international search (name of data base and, where practical, search terms used) 



C. DOCUIMEI^TS CONSIDEfieD TO B6 RELEVANT 



Category " 


Citation of document, with indication, where appropriate, of the relevant passages 


Relevant to claim No. 


X 


WO 96 26206 A (BASF AG ) 29 August 1996 
cited in the application 
see claims 


1-24 


A 


EP 0 203 428 A (NISSAN CHEMICAL IND LTD) 3 
December 1986 
see claims 


1-24 


A 


OE 25 13 750 A (SANKYO CO) 9 October 1975 
see claims 


1-24 


A 


FR 2 316 235 A (SANKYO CO) 28 January 1977 
see the whole document 


1-24 



□ 



Further documents are listed In the continuation of box C. 



Patent family members are listed in annex. 



* Special categories of cited documents : 

"A" document defining the general state of the art which is not 
considered to be of particular rafevance 

"E" earlier document but published on or after the International 
filing date 

"L" document which may throw doubts on priority claim(s) or 
which is cited to establish the publication date of another 
citation or other special reason (as specified) 

"O" document referring to an oral disclosure, use, exhibition or 
other means 

"P" document published prior to the International filing date but 
later than the priority date claimed 



"T" later document published after the Internatfonal filing dale 
or priority date and not in conflict with the application but 
cited to understand the principle or theory underlying the 
invention 

"X" document of particular relevance; the claimed Invention 
cannot be considered novaf or cannot be considered to 
involve an inventive step when the document is taken alone 

"Y" document of particular relevance; the claimed invention 

cannot be considered to involve an inventive step when the 
document is combined with one or more other such docu- 
ments, such combination being obvious to a peraon skilled 
in the art. 

document member of the same patent family 



Date of the actual completion of theinternational search 

15 May 1998 


Date of mailing of the international search report 

26/05/1998 


Name and mailing address of the ISA 

European Patent Office, P.S. 5818 Patentlaan 2 
NL - 2280 HV Rijswiik 
Tel, (+31-70) 340*2040, Tx. 31 651 epo nt. 
Fax: (+31-70) 340-3016 


Authorized officer 

Henry, J 



Forni PCT/ISA/210 (second sheet) (July 1392) 



